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© Die Erfindung betrifft Phenylalkylderivate der allgemeinen 
Formel 
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in der 

R a bis ^d' A » & und n w ' e ,m Anspruch 1 definiart sind, deren 
Isomerengemische. deren Tautomere, deren Enantiomere 
und deren Salze, welche wertvolle Eigenschaften aufweisen. 
Die neuen Verbindungen stellen insbesondere Angiotensin- 
Antagonisten dar. 
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Beschreibung 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind Phenylalkylderivate der allgemeinen Formel 
Rb 

C— (CH 2 ) n — R d (1) 
I 

R c 

57-Dimethyl-2-ethyl-3-[4-[a-(lH-tetrazol-5-yl)benzyloxy]-3,5-dichlorbenzyl]irnida- 
zo(4.5-b]pyridin, deren Isomerengemische, deren Tautomere, deren Enantiomere sowie deren Salze, insbesonde- 
re fur die pharmazeutische Anwendung deren physiologisch vertraglichen Salze mit anorganischen oder organi- 
schen Sauren oder Basen. 

In derobigen allgemeinen Formel bedeutet 
n die ZahlO oder 1, 

A eine geradkettige oder verzweigte Alkylengruppe, 

B ein Sauerstoffatom, eine Carbonyl-, Hydroxymethylen-, Sulfenyl-, Sulfinyl- oder Sulfonylgruppe, eine gerad- 
kettige oder verzweigte Alkylengruppe, eine Alkylidengruppe mit 2 bis 4 Kohlenstoffatomen, eine 1.1-Cycloal- 
kylengruppe oder eine gegegebenenfalls durch eine Alkylgruppe oder durch eine Alkanoylgruppe mit 1 bis 4 
Kohlenstoffatomen substituierte Iminogruppe, 

R a ein Chlor- oder Bromatom, eine Hydroxy-, Alkylsulfonyloxy-, Phenylsulfonyloxy- oder Phenylalkylsulfony- 
loxygruppe oder eine Gruppe der Formel 




in denen 

einer der Reste Di, D2 oder D 3 eine Methylen- oder Iminogruppe und die verbleibenden Reste der Reste Di bis 
D3 jeweils Methingruppen, wobei zusSUzlich eine Methingruppe durch ein Stickstoffatom ersetzt sein kann und 
eine der Methingruppen durch den Rest R 5 und gegebenenfalls eine weitere der Methingruppen durch den Rest 
R4 substituiert sein kann, 

null t einer oder zwei der Reste D 4 , D5, D 6 oder D 7 ein Stickstoffatom und die verbleibenden Reste D 4 , D$, D6 oder 
D7 jeweils Methingruppen, wobei zusatzlich eine Methingruppe durch den Rest R4 und eine weitere Methin- 
gruppe durch den Rest R5 substituiert sein kann, 

E eine Kohlenstoff-Kohlenstoff-Bindung, ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, eine Hydroxymethylen- oder 
Carbonylgruppe oder eine gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, durch eine 
Cycloalkylgruppe, durch eine Alkanoylgruppe mit 2 bis 5 Kohlenstoffatomen, durch eine Ally!-, Phenyl- oder 
Benzylgruppe substituierte Iminogruppe, 

X ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder eine gegebenenfalls durch eine AlkyI-, Phenyl- oder Phenylalkylgrup- 
pe substituierte Iminogruppe, 

Ri eine geradkettige oder verzweigte Alkylgruppe mit 1 bis 9 Kohlenstoffatomen, eine geradkettige oder 
verzweigte Alkenyl- oder Alkinylgruppe mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei die vorstehend erwahnten 
gesattigten und ungesattigten Alkylteile jeweils durch eine Cycloalkylgruppe, durch ein Fluor-, Chlor- oder 
Bromatom, durch eine Hydroxy-, Amino-, Alkylamino-. Dialkylamino- oder a,a-Difluoroethangruppe substitu- 
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iert sein konnen, eine Perfluoroalkylgruppe mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen oder eine Cycloalkylgruppe, die durch 
eine Trifluoromethylgruppe oder eine Alkylgruppe mono- oder disubstituiert sein kann, 

R 2 ein Wasserstoff-. Fluor-, Chlor- oder Bromatom, eine Alkyl- oder Perfluoralkylgruppe mit jeweils 1 bis 5 
Kohlenstoffatomen, eine Cyano- oder Nitrogruppe, 

R 3 ein Wasserstoff atom, eine Cyanogruppe, eine gegebenenfails durch eine Hydroxy- oder Alkoxygruppe 
substituierte Alkylgruppe mit t bis 6 Kohlenstoffatomen. eine Perfluoralkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffato- 
men, eine gegebenenfails durch Fluoratome substituierte Alkenylgruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen, eine 
Phenylalkyl- oder Phenylalkenylgruppe mit 2 bis 4 Kohlenstoffatomen im Alkenylteil, eine Alkylgruppe mit 1 bis 
5 Kohlenstoffatomen, die endstandig durch eine ImidazoM-yl-, Triazolyl-, Tetrazolyl-, Phthalimido- R 6 COO- 
R 7 S-, R7SO-, R/SOr. R7CO-, R 7 NHCOO-, R 7 NHCO-, R7NHCONR7-. R«CONR 7 - oder R«S0 2 NR 7 -Gruppe 
substituiert ist, wobei 

die Triazolylgruppe zusatzlich mit einer Acetoxy- oder Alkylgruppe mono- oder disubstituiert sein kann und 
R« eine Alkyl- oder Perfluoralkylgruppe mit jeweils 1 bis 8 Kohlenstoffatomen. eine Cycloalkyl-, Phenyl-, 
Benzyl-, Phenylethyl-, Adamantyl-. Naphthy!-, Naphthyimethyl- oder Naphthylethylgruppe, 
R 7 ein Wasserstoffatom und die fur R6 vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt, 

R« die fur R 7 vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt und eine gegebenenfails in 4-Stellung durch eine Alkyl- 
oder Phenylgruppe substituierte Piperazinogruppe, eine Pyrrolidino-, Piperidino-, Hexamethylenimino-. Morp- 
holino-, R 7 0- oder (R 7 ) 2 N-Gruppe darstellen, 

R4 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom. eine Trifluormethylgruppe, eine Cycloalkylgruppe. eine 
gegebenenfails durch eine Cycloalkylgruppe, durch eine Hydroxy-, Alkoxy-, Alkylamino-, Dialkylamino-, Alk- 
oxycarbonyl-, Alkylaminocarbonyl- oder Dialkylaminocarbonylgruppe substituierte Alkylgruppe mit 1 bis 6 
Kohlenstoffatomen und 
R 5 ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, 

eine geradkettige oder verzweigte Alkyl- oder Perfluoralkylgruppe mit jeweils t bis 6 Kohlenstoffatomen. eine 
Alkenyl- oder Alkinylgruppe mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei die vorstehend erwahnten Alkyl- und 25 
Alkenylteile jeweils durch eine Heteroaryl-, Hydroxy-, Alkoxy-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-. Alkylcar- 
bonylamino-, N-Alkyl-alkylcarbonylamino-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Alkylcarbonyloxy-, 
Piperidinocarbonyl-, Morpholinocarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-. Te- 
trazol-5-yl-. Tetrazol-5-yl-aminocarbonyl-. Alkylsulfenyl-, Alkylsulfinyl-, Alkylsulfonyl-, Aminosulfonyl-, Alkyla- 
minosulfonyl-, Dialkylaminosuifonyl-, Alkylsulfonylaminocarbonyl-, Heteroarylaminosulfonyl- oder Alkylcarbo- 
nylaminosulfonylgruppe mono- oder disubstituiert sein konnen, 

eine Alkoxygruppe mit 1 bis 7 Kohlenstoffatomen, die in 2-, 3-, 4-, 5-, 6- oder 7-Position durch eine Imidazolyl-, 
Tetrazolyl-, Benzimidazolyl- oder Tetrahydrobenzimidazolylgruppe substituiert ist, oder eine Phenylalkoxy- 
gruppe. 

eine Alkylsulfonyloxygruppe mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, eine Benzolsulfonyloxy- oder Phenylalkansulfony- 
loxygruppe, 

eine gegebenenfails am Stickstoffatpm durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, durch eine 
Phenyl-, Cycloalkyl-, Phenylalkyl-, Cycloalkylalkyl-, Bicyclohexyl- oder Biphenylgruppe substituierte Acylamino- 
gruppe, in welcher der Acylrest eine Alkanoylgruppe mit 1 bis 7 Kohlenstoffatomen, eine Alkoxycarbonylgruppe 
mit insgesamt 2 bis 4 Kohlenstoffatomen, eine Alkylsulfonylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, eine Benzoyl-, 
Benzolsulfonyh Phenylalkansulfonyl-, Naphthalinsulfonyl-, Cycloalkylcarbonyl-, Phenylalkanoyl- oder Cycloal- 
kylalkanoylgruppe darstellt, wobei die vorstehend erwahnten Phenylkerne jeweils durch ein Fluor-, Chlor- oder 
Bromatom, durch eine Methyl- oder Methoxygruppe mono- oder disubstituiert und die Substituenten gleich 
oder verschieden sein konnen, 

eine Phthalimino-, Homophthalimino-, 2-Carboxyphenylcarbonylamino- oder 2-Carboxyphenylmethylamino- 
gruppe, wobei eine Carbonylgruppe in einer Phthaliminogruppe durch eine Methylen-, Alkyl-methylen- oder 
Dialkyl-methylengruppe ersetzt sowie eine Methylengruppe in einer Homophthaliminogruppe durch eine oder 
zwei Alkylgruppen substituiert sein kann, und zusatzlich die vorstehend erwahnten Phenylkerne durch Alkyl- 
oder Alkoxygruppen mono- oder disubstituiert, wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, 
und gleichzeitig ganz oder teilweise hydriert sein konnen, 

eine gegebenenfails durch eine oder zwei Alkylgruppen oder durch eine Tetramethylen- oder Pentamethylen- 
gruppe substituierte 5-, 6- oder 7gliedrige Alkylenimino- oder Alkenyleniminogruppe, in welcher eine Methylen- 
gruppe durch eine Carbonyl- oder Sulfonylgruppe ersetzt sein kann, 

eine BicycIoalkan-23-dicarbonsaureimino- oder BicycloaIken-23-dicarbonsaureiminogruppe, in denen der Bicy- 
cloalkan- und Bicycloalkenteil jeweils 9 oder 10 Kohlenstoffatome enthalten, durch I, 2 oder 3 Methylgruppen 
substituiert und eine Endomethylengruppe durch ein Sauerstoffatom ersetzt sein kann, 

eine Glutarsaureiminogruppe, in der die n-Propylengruppe perfluoriert, durch ein oder zwei Alkylgruppen oder 
durch eine Tetramethylen- oder Pentamethylengruppe substituiert sein kann, 

eine gegebenenfails durch eine Alkyl- oder Phenylgruppe mono- oder disubstituierte Maleinsaureimidogruppe, 
wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, 

einen uber ein Kohlenstoffatom oder iiber eine Iminogruppe gebundenen 5gliedrigen heteroaromatischen Ring, 
der eine Iminogruppe, ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder eine Iminogruppe und ein Sauerstoff-, Schwefel- 
oder Stickstoffatom enthalt, oder einen Qber ein Kohlenstoffatom gebundenen 6gliedrigen heteroaromatischen 
Ring, der t oder 2 Stickstoffatome enthalt, wobei sowohl an die Sgliedrigen als auch an die 6gliedrigen 
heteroaromatischen Ringe jeweils iiber zwei benachbarte Kohlenstoffatome eine n-Propylen-, n-Butylen- oder 65 
13-ButadienyIgruppe oder uber eine Iminogruppe und ein benachbartes Kohlenstoffatom eine n-Propylen-, 
n-Butylen- oder 1.3-Butadienylgruppe angefugt ist und in einem so gebildeten anellierten Pyridinring eine 
Methingruppe durch ein Stickstoffatom und eine Vinylengruppe in 3-, 4-Stellung zu dem Stickstoffatom des 
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gebildeten Pyridinringes durch ein Schwefelatom oder in einem so gebildeten anellierten Phenylring eine oder 
zwei Methingruppen durch N-Atome ersetzt sein konnen, wobei zusatzlich die vorstehend erwahnten ankon- 
densierten aromatischen oder heteroaromatischen Ringe im Kohlenstoffgeriist durch ein Fluor-, Chior- oder 
Bromatom, durch eine Alkyl-, Alkoxy-, Hydroxy-, Phenyl-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkanoy- 

5 lamino-, Cyano-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 
Trifluormethyl-, Alkanoyl-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfony!- oder Dialkylaminosulfonylgruppe monosubsti- 
tuiert oder durch Fluor- oder Chloratome, durch Methyl-, Methoxy- oder Hydroxygruppen disubstituiert sein 
kdnnen und eine gegebenenfalls in einem Imidazolring vorhandene NH-Gruppe durch eine Alkylgruppe mit I 
bis 6 Kohlenstoffatomen oder durch eine Cycloalkylgruppe substituiert sein kann, 

io einen uber ein Kohlenstoffatom gebundenen Pyrrolidin-, Piperidin- oder Pyridinring, wobei an den Pyridinring 
uber zwei benachbarte Kohlenstoffatome ein Phenylrest ankondensiert und eine zum N-Atom benachbarte 
Methylengruppe in einem Pyrrolidin- oder Piperidinring durch eine Carbonylgruppe ersetzt sein kann, 
eine gegebenenfalls durch eine Alkyl-, Phenylalkyh Tetramethylen-, Pentamethylen- oder Hexamethylengruppe 
substituierte Imidazolidindiongruppe. 

l5 eine Pyridazin-3-on- oder Dihydro-pyridazin-3-on-gruppe, die in 2-Stellung durch eine gegebenenfalls durch 
eine Phenylgruppe substituierte Alkylgruppe und im Kohlenstoffgeriist zusatzlich durch 1 oder 2 Alkylgruppen 
substituiert sein kann, oder 
eine Ri ( — NR«>-CO- NR 9 -Gruppe, in der 

R 9 ein Wasserstoffatom. eine Alkylgruppe mit 1 bis 8 Kohlenstoffatomen oder Phenylalkylgruppe, 
20 Rio ein Wasserstoffatom, eine Alkylgruppe mit 1 bis 8 Kohlenstoffatomen, eine Alkenyigruppe mit 3 bis 5 
Kohlenstoffatomen, eine Phenylalkylgruppe oder eine Cycloalkylgruppe mit 5 bis 7 Kohlenstoffatomen, 
Rn ein Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder 
einer der Reste R 9 , Rio oder Ri j auch eine Bicyclohexyl- oder Biphenylylgruppe oder 

R 10 und Rn zusammen mit dem dazwischen liegenden Stickstoffatom eine geradkettige Alkyleniminogruppe mit 
25 4 bis 6 Kohlenstoffatomen oder eine Morpholinogruppe oder 

R 9 und Ri i zusammen eine Alkylengruppe mit 2 bis 4 Kohlenstoffatomen darstellen, 

Rb eine Cyano-, Carboxy-, Trifluormethylcarbonylamino-, Trifluormethylcarbonylaminomethyl-, Trifluormethyl- 
sulfonylamino-, Trifluormethylsulfonylaminomethyl-, Alkylsulfonylamino-, Alkylsulfonylaminomethyl-, Arylsul- 
fonylamino-, Arylsulfonylaminomethyl-, Aralkylsulfonylamino-, Aralkylsulfonylaminomethyl-, Arylsulfonylami- 

30 nocarbonyl-, Benzylsuifonylaminocarbonyl-, Sulfo-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl-, 
Aralkylaminosulfonyl-, Arylaminosulfonyl-, Alkylcarbonylaminosulfonyl-, Aralkylcarbonylaminosulfonyl-, Aryl- 
carbonylaminosulfonyl-, Sulfomethyl-, Aminosulfonylmethyl-, Alkylaminosulfonylmethyl-, Aralkylaminosulfony- 
laminomethyl-, Arylaminosulfonylmethyl-, Alkylcarbonylaminosulfonylmethyl-, Aralkylcarbonylaminosulfonyl- 
methyl-, Arylcarbonylaminosulfonylmethyl-, Phosphino-, O-Alkyl-phosphino-, O-Aralkyl-phosphino-, O-Aryl- 

35 phosphino-, Phosphono-, O-Alkyl-phosphono-, O-Aralkylphosphono-, O-Aryl-phosphono-, 0,0-DiaIkylphos- 
phono-, Phosphono-methyl-, O-Alkyl-phosphono-methyl-, O-Aralkyl-phosphono-methyl-, O-Aryl-phosphono- 
methyl-, O.O-Dialkylphosphonomethyl-, Phosphato-, O-AIkyl-phosphato-, O-Aralkyi-phosphato-, O-Aryl- 
phosphato- oder 0,0-Dialkoxy-phosphoryIgruppe, eine gegebenenfalls durch eine Alkyl-, Trifluormethyl-, Phe- 
nylalkyl- oder Triphenylmethylgruppe substituierte 1 H-Tetrazoiyl-, lH-Tetrazolylalkyl-, 1 H-Tetrazolylamino- 

40 carbonyl- oder Triazolylgruppe, eine Alkylsulfonylaminocarbonyl- oder Perfluoralkylsulfonylaminocarbonyl- 
gruppe mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, eine Alkoxycarbonylgruppe mit insgesamt 2 bis 7 
Kohlenstoffatomen, eine Aralkoxycarbonylgruppe, eine Pivaloyloxymethoxycarbonyl-, Phthalidylmethoxycar- 
bonyl-, Ethoxycarbonyioxyethoxycarbonyl-, Methoxymethoxycarbonyl-, Cyclohexyloxycarbonylmethoxycarbo- 
nyl- oder (l r 3-Dioxa-2-oxo-4-methyl-cyclopenten-5-yl)-methoxycarbonylgruppe; 

45 Rc ein Wasserstoffatom, eine Alkyl-, Aralkyl-, Aryl-, Carboxy- oder Alkoxycarbonylgruppe, 

Rd eine geradkettige oder verzweigte Alkylkette mit 1 bis 10 Kohlenstoffatomen, eine geradkettige oder 
verzweigte Alkenyl- oder Alkinylgruppe mit jeweils 2 bis 10 Kohlenstoffatomen, eine Cycloalkyl- oder Cycloal- 
kylalkylgruppe, eine gegebenenfalls durch Fluor-, Chlor- oder Bromatome, durch Methyl- oder Methoxygrup- 
pen mono- oder disubstituierte Phenylgruppe, eine Biphenyl-, Naphthyl- oder Heteroarylgruppe, 

50 R« und Rf Wasserstoffatome und, wenn 

Rs eine Phthalimino-, Homophthalimino-, 2-Carboxyphenylcarbonylamino- oder 2-Carboxyphenylmethylamino- 
gruppe, wobei eine Carbonylgruppe in einer Phthaliminogruppe durch eine Methylen-, Alkyl-methylen- oder 
Dialkyl-methylengruppe ersetzt sowie eine Methylengruppe in einer Homophthaliminogruppe durch eine oder 
zwei Alkylgruppen substituiert sein kann, und zusatzlich die vorstehend erwahnten Phenylkerne durch Alkyl- 

55 oder Alkoxygruppen mono- oder disubstituiert. wobei die Substituierten gleich oder verschieden sein konnen, 
und gleichzeitig ganz oder teilweise hydriert sein konnen, 

eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Alkylgruppen oder durch eine Tetramethylen- oder Pentamethylen- 
gruppe substituierte 5-, 6- oder 7gliedrige Alkylenimino- oder Alkenyleniminogruppe, in welcher eine Methylen- 
gruppe durch eine Carbonyl- oder Sulfonylgruppe ersetzt sein kann. 
60 eine Bicycloalkan-23-dicarbonsaureimino- oder Bicycloalken-2,3-dicarbonsaureiminogruppe, in denen der Bicy- 
cloalkan- und Bicycloalkenteil jeweils 9 oder 10 Kohlenstoffatome enthalten, durch 1, 2 oder 3 Methylgruppen 
substituiert und eine Endomethylengruppe durch ein Sauerstoffatom ersetzt sein kann, 

eine Glutarsaureiminogruppe, in der die n-Propylengruppe perfluoriert, durch ein oder zwei Alkylgruppen oder 
durch eine Tetramethylen- oder Pentamethylengruppe substituiert sein kann, 
65 eine gegebenenfalls durch eine Alkyl- oder Phenylgruppe mono- oder disubstituierte Maleinsaureimidogruppe, 
wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, 

einen uber ein Kohlenstoffatom oder uber eine Iminogruppe gebundenen Sgliedrigen heteroaromatischen Ring, 
der eine Iminogruppe, ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder eine Iminogruppe und ein Sauerstoff-, Schwefel- 
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Oder Stickstoffatom enthalt, oder einen uber ein Kohlenstoffatom gebundenen 6gliedrigen heteroaromatischen 
Ring der 1 oder 2 Stickstoffatome enthalt, wobei sowoh! an die 5gliedrigen als auch an die 6gliedrigen 
heteroaromatischen Ringe jeweils uber zwei benachbarte Kohlenstoffatome eine n-Propylen-, n-Butylen- oder 
1,3-Butadienylgruppe oder uber eine Iminogruppe und ein benachbartes Kohlenstoffatom eine n-Propylen-, 
n-Butylen- oder U-Butadienylgruppe angefugt ist und in einem so gebildeten anellierten Pyridinring eine 
Methingruppe durch ein Stickstoffatom und eine Vinylengruppe in 3-, 4-Stellung zu dem Stickstoffatom des 
gebildeten Pyridinringes durch ein Schwefelatom oder in einem so gebildeten anellierten Phenylring erne oder 
zwei Methingruppen durch N-Atome ersetzt sein konnen, wobei zusatzlich die vorstehend erwahnten ankon- 
densierten aromatischen oder heteroaromatischen Ringe im Kohlenstoffgeriist durch ein Fluor-, Chlor- oder 
Bromatom, durch eine Alkyl-, Alkoxy-, Hydroxy-, Phenyl-, Nitro-, Amino-. Alkylamino-, Dialkylamino-. Alkanoy- 
lamino-, Cyano-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyi-, Dialkylaminocarbonyl-, 
Trifluormethyl-, Alkanoyl-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl- oder Dialkylaminosulfonylgruppe monosubsti- 
tuiert oder durch Fluor- oder Chloratome, durch Methyl-, Methoxy- oder Hydroxygruppen disubstituiert sein 
konnen und eine gegebenenfalls in einem Imidazolring vorhandene NH-Gruppe durch eine Alkylgruppe mit 1 
bis 6 Kohlenstoffatomen oder durch eine Cycloalkylgruppe substituiert sein kann, oder 

einen uber ein Kohlenstoffatom gebundenen Pyrrolidine Piperidin- oder Pyridinring, wobei an den Pyridinring 
uber zwei benachbarte Kohlenstoffatome ein Phenylrest ankondensiert und eine zum N-Atom benachbarte 
Methylengruppe in einem Pyrrolidin- oder Piperidinring durch eine Carbonylgruppe ersetzt sein kann, 
eine gegebenenfalls durch eine Alkyl-, Phenylalkyl-, Tetramethylen-, Pentamethylen- oder Hexamethylengruppe 
substituierte Imidazolidindiongruppe, 

eine Pyridazin-3-on- oder Dihydro-pyridazin-3-on-gruppe t die in 2-Stellung durch eine gegebenenfalls durch 
eine Phenylgruppe substituierte Alkylgruppe und im Kohlenstoffgeriist zusatzlich durch 1 oder 2 Alkylgruppen 
substituiert sein kann, oder 

e i ne r u _NRi 0 -CO-NR 9 -Gruppe, in der R 9 , Rio und R M wie vorstehend erwahnt defmiert sind.darstellt, 
auch Fluor-, Chlor- oder Bromatome, Alkyl- oder Alkoxygruppen, 

insbesondere diejenigen Verbindungen. in denen R a bis Rr. A, B und n mit der MaBgabe wie vorstehend erwahnt 
definiert sind,daB 

D A bis D 7 mit den zusatzlichen MaBgaben (a) bis Q) Methingruppen darstellen oder 

D 7 ein Stickstoffatom und die Reste D 4 , D 5 und D$ mit den zusatzlichen MaBgaben (a) bis (g) und (k) bis (m) oder 
(a) bis (g) und (n) bis (p) Methingruppen darstellen oder 

einer der Reste D 5 oder D 6 ein Stickstoffatom und die verbleibenden Reste der Reste D 4 bis D 6 sowie D 7 
Methingruppen darstellen oder 

zwei der Reste D 4 bis D? Stickstoffatome und die verbleibenden Reste der Reste D 4 bis D; Methingruppen 
darstellen, 

mit den zusatzlichen MaBgaben, daB entweder 

(a) n die Zahll darstellt oder 

(b) E mit Ausnahme der Kohlenstoff-Kohlenstoff-Bindung die fUr E vorstehend erwahnten Bedeutungen 
besitzt oder 

(c) A mit Ausnahme der Methylengruppe die fur A eingangs erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(d) B mit Ausnahme des Sauerstoffatoms die fur B vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(e) Rb mit Ausnahme der Carboxylgruppe die fur Rb vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(f) Rc mit Ausnahme des Wasserstoff atoms die fur Rc vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(g) Rd mit Ausnahme der Phenylgruppe die fur Ra vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(h) R\ mit Ausnahme der n-Butylgruppe die fur Ri vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(i) R4 mit Ausnahme der Methylgruppe in Position 7 die fur R4 vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt 
oder 

(j) R 5 mit Ausnahme des Wasserstoffatoms die fur R 5 vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt, oder, 
daB, 

(k) Ri mit Ausnahme der Ethylgruppe die fur Ri vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(1) R« mit Ausnahme der Methylgruppe in Position 7 die fur R4 vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt 

oder 

(m) R5 mit Ausnahme der Methylgruppe in Position 5 die fur R 5 vorstehend erwahnten Bedeutungen 
besitzt oder 

(n) Ri mit Ausnahme der n-Propylgruppe fur R ( vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(o) R4 mit Ausnahme des Wasserstoffatoms die far R4 vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt oder 

(p) R 5 mit Ausnahme des Wasserstoffatoms die fur R 5 vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt und 

die ubrigen Reste die vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzen, 

wobei zusatzlich eine bei den vorstehend erwahnten Definitionen der Reste Da bis D7 erwahnte Methingruppe 
durch den Rest R4 und eine weitere bei den vorstehend erwahnten Definitionen der Reste D 4 bis D 7 erwahnte 
Methingruppe durch den Rest R5 substituiert sein kann, 
wobei, soweit nichts anderes erwahnt wurde, 

die vorstehend erwahnten Alkyl-. Alkylen- oder Alkoxyteile jeweils I bis 4 Kohlenstoffatome und die Cycloalkyl- 
teile jeweils 3 bis 7 Kohlenstoffatome enthalten kdnnen, sowie 

unter w eine Arylgruppe" eine gegebenenfalls durch ein Fluor-, Chlor- oder Bromatom, durch eine Hydroxy-, 
Alkyl-, Alkoxy-, Phenylalkoxy-, Phenyl-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-. Dialkylamino-, Alkanoylamino-, Cyano-, 
Carboxy-, Aikoxycarbony I -, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyi-, Dialkylaminocarbonyl-, Trifluormethyl-, Al- 
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kanoyl-. Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl- oder Dialkylaminosulfonylgruppe mono- oder disubstituierte Phe- 
nylgruppe, wobei der Alkylteil jeweils I bis 4 Kohlenstoffatome enthalten kann, oder eine Naphthylgruppe und 
unter w eine Heteroarylgruppe" ein 5gliedriger heteroaromatischer Ring, der eine Iminogruppe, ein Sauerstoff- 
oder Schwefelatom oder eine Iminogruppe und ein Sauerstoff-, Schwefel- oder Stickstoffatom oder eine Imino- 
gruppe und 2 oder 3 Stickstoffatome enthait, und ein 6gliedriger heteroaromatischer Ring, der 1, 2 oder 3 
Stickstoffatome enthalt, wobei die vorstehend erwahnten Ringe zusatzlich durch ein Fluor-, Chlor- oder Brom- 
atom. durch eine Alkyl-, Alkoxy-, Hydroxy-, Phenyl-, Nitro-, Amino-, Alkytamino-, Dialkylamino-, Alkanoylami- 
no-, Cyano-, Carboxy-, Alkoxycarbonyl-, Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-. Tri- 
fluormethyl-, Alkanoyl-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl- oder Dialkylaminosulfonylgruppe mono- oder 
disubstituiert sein kdnnen t zu verstehen ist. 

Die neuen Verbindungen der obigen allgemeinen Formel I, in denen R a ein Chlor- oder Bromatom, eine 
Hydroxy-, Alkylsulfonyloxy-, Phenylsulfonyloxy- oder Phenylalkylsulfonyloxygruppe darsteilt, stellen wertvolle 
Zwischenprodukte dar und die ubrigen Verbindungen der obigen allgemeinen Formel I sowie deren physiolo- 
gisch vertraglichen Salze weisen wertvolle pharmakologische Eigenschaften auf, da diese Angiotensin-Antago- 
nisten, insbesondere Angiotensin- II-Antagonisten, darstellen. 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind somit die neuen vorstehend erwahnten Phenylalkylderivate, 
wobei die entsprechenden O-substituierten Phosphono- oder Phosphato- Verbindungen sowie die entsprechen- 
den Cyano-, Alkoxycarbonyl- oder Trip henylmethyl verbindungen zugleich auch wertvolle Zwischenprodukte 
darstellen. 

Ein weiterer Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind somit neue Arzneimittel, welche eine der oben 
erwahnten pharmakologisch wirksamen Verbindungen der allgemeinen Formel I oder ein entsprechendes 
physiologisch vertragliches Additionssalz enthalten und insbesondere zur Behandlung der Hypertonic und 
Herzinsuffizienz, ferner zur Behandlung ischamischer peripherer Durchblutungsstdrungen, der myokardialen 
Ischamie (Angina), zur Prevention der Herzinsuffizienzprogression nach Myokard-Infarkt, zur Behandlung der 
diabetischen Nephropathie, des Giaukoms, von gastrointestinalen Erkrankungen und Blasenerkrankungen ge- 
eignetsind. 

Fur die bei der Definition durch die Reste D* D 5 , D 6 und D 7 eingangs erwahnten heteroaromatischen Reste 
kommt die Pyrido-, Pyrimido-, Pyrazino- oder Pyridazinogruppe, welche im Kohlenstoffgerust durch die Reste 
R4 und R5 substituiert sein konnen, in Betracht 

Bevorzugte Verbindungen der obigen allgemeinen Formel I sind mit Ausnahme von 

(i) 2-n-Butyl-l-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]benzimidazol, 

(ii) 2-n- Propyl-7-methyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin und 

(iii) 5,7-Dimethyl-2-ethyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]-benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin 

diejenigen, in denen 
n die ZahlOoder 1, 

A eine geradkettige oder verzweigte Alkylengruppe, 

B ein Sauerstoffatom, eine geradkettige oder verzweigte Alkylengruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen oder 
eine gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe oder durch eine Alkanoylgruppe mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen 
substituierte Iminogruppe, 
R a eine Gruppe der Formel 



in denen 

null, einer oder zwei der Reste D 4 , D s . D 6 oder D 7 ein Stickstoffatom und die verbleibenden Reste D 4 , D 5 , D 6 oder 
D7 jeweils Methingruppen, wobei zusatzlich eine Methingruppe durch den Rest R4 und eine weitere Methin- 
gruppe durch den Rest R5 substituiert sein kann, 

E eine ICohlenstoff-Kohlenstoff-Bindung, ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder eine gegebenenfalls durch 
eine Alkylgruppe mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen substituierte Iminogruppe, 
X ein Sauerstoff- oder Schwefelatom. 




E— 



R 



X 




6 



£ 41 42 366 Al ^ 

gesattigten und ungesattigten AlkyTteUe feS dure ein Ruor Ch£ ^"'n 0bei V ° J rS,ehend er " ahnten 
Kohlens,offatomen.eineCyanc ! -ode? Ni.rogru^^ ^ Perfluora 'Wgruppe mit jeweils , bis 5 3 

R 7 e.n Wasserstoffatom und die fiir R s vorstehend erwahnten Bedeutungen besitzt 
£ efn wSSS^S "pi! 6 " Bedeutu "gen besitzt, darstellen * beS,tZt - 

Kohlenstoffatomen und X y A,kox y Ci » r bonylgruppe substituierte Alkylgruppe mit 1 bis 6 

Rs ein Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom. 

Alkenylteile jeweils durch eine Hetero^ KH^^SS^S^JS 7"**"% T* hMen M ^ und 
bonylamino-. N-Alkyl-alkylcarbonylamino- Carbo^v- Alko^E" i^T'l 0 "' ^"^amino-. Alkylcar- 
Alkylaminocarbonyl-.Dialkylaminocarbonyi-Ser^ 

eine Alkoxygruppe mit 1 bis 5 Kohlenstoffatomen mono- oder d.substituiert sein kfinnen 

roxyg^ lf0ny,OXygrUPPe mU ' biS 4 ^offatomen. eine Benzo.su.fony.oxy- oder Phenyla.kansu.fony- 
erne gegebenenfalls am Stickstoffatom durch eine AlkvlgruoDe mi. i h« « v u. 

Phenyl-, Cycloalkyl-, Phenylalkyl- oder CycloalkylalkylgZpe subTti u er^ 5 K . oh, ? nstoffat °™n. durch eine 
Acylrest eine Alkanoylgruppe mit 1 bis 5 Kohta^SEPlnS A cylaminogruppe, in welcher der 
Kohlenstoffatomen. eine Alkylsu fony gruppe m I STkoZ^T"^ 8 ^ mit ins « esamt 2 bis 4 
Cycloalkylcarbonyl-. PhenylalLnoyl- oXvcl^ "T e . Benz °y N ' Benzolsuifonyl-, 

Phenylkerne jeweils durch ein Fluor- ffiffZS"? "Vf* WObei die vor "e"end erwahnten 

H™°P"tha>imino^^^^^^^ Methy.engr/ppe'ln einer 35 

hend erwahnten Phenylkerne durch Alkyl- oder AlkoxX^J I^^V^^ md 2USa »*«<* d « vorste- 
enten gleich oder verschieden sein konnen u7d gleS^^^^ die Substi,u " 

eine gegebenenfalls durch eine oder zwei AlkXnmn!! i£?5 V ,eilw i ,se h y dne " sein konnen, 
gruppe substituierte 5, ^^^\S^M^S^£^ ^Jetramethylen- oder Pentamethylen- <„ 
Carbonyl-oderSulfonyigru^ We ' Cher Cme Me <ty<Wpe durch eine 

Se^^ 

oder Stickstoffatom enthalt, oder einen Ober e^KoE ? nd ein Sa «erstoff-, SchwefeU 

Ring. der , oder 2 Stickstoffatome ent^^ «s 
heteroaromatischen Ringe jeweils iiber zwei benachbart* 1 < JSL. , It, ■ 8 C " als auch an die Sgliedrigen 
1.3-Butadieny.gruppe odVuber eine iSS^S^JXSSST^SL ^pyl^. n " Buty,en - oder 
n-Butylen- oder U-Butadienylgruppe angefiig i ist . Td in , *in™ = nbarte s Kohlenstoffatom eine n-Propylen-, 
Methingruppe durch ein Stickstoffatom und Tefne VinyfengrSe in 3 ^Jf" ane " ierten ^idinringeine 
geb.ldeten Pyridinringes durch ein Schwefelatom oSSm L ™hH ,ei,un S zu d ™ Stickstoffatom des M 
zwe, Methingruppen durch N-A.ome ersem seTnUnnen wobe ^ zust^h'n ane "' ert ! n Phenylrin « eine oder 
dens.erten aromatischen oder heteroaromatischen ta!S.S2S^ « vorstehend erwahnten ankon- 
Bromatom. durch eine Alkyl-. Alkoxy-. Hydroxy Ph eny , Nit™ A™1 ^ ^ ei " nuor -' Ch,or - ° der 
mino-. Cyano-, Carboxy-. Alkoxycarbonyl AmfnocaS Alkylammo-. Dialkylamino-. Alkyla- 

fluormethyl-. Alkanoyl-. Aminosulfony ^ AlkyTamino uTfonvi ,£ n .'"^^"y'-- Dialkylaminocarbonyl-, Tri- 55 
iert oder durch Fluo?- oder ChloratomeSh Me hj ° Met^oxv H m r SU,f ° nylgrUppe "onosibstitu- 
konnen und eine gegebenenfalls in einem ImSzoW^^^ disubstituier, sein 

b.s 6 Kohlenstoffatomen substituiert sein kann oder vornandene NH-Gruppe durch eine Alkylgruppe mit 1 
eine R„ -NR l0 -CO-NR 9 -Gruppe, in der 



15 



20 



25 



30 



■ "■» „ w ■'"vr'-nuppe.inaer 

Cycloalkylgruppemit5bis7Kohle^foffatom™ Koh 'enstoffatomen. e.ne Phenylalkylgruppe oder eine 

r" e ^ a ^"f ffatomod f ein e Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen oder 

SupKonS^^ 55 
R 9 und R, , zusammen eine Alkylengruppe mit 2 bis 4 Kohlenstoffatmen darstellen 

R b eine Cyano-. Carboxy-. Ary.sulfony.aminocarbony.-. Benzy.su.fony.ammSonyl, Su.fo, A.ky.carbony.a- 



^ 41 42 366 Al £ 

minosulfonyi-, Aralkylcarbonylaminosulfonyl-, Arylcarbonylaminosulfonyl-, 

Alkylcarbonylaminosulfonylmethyl-. Aralkylcarbonylaminosulfonylmethyl-, Arylcarbonylaminosulfonylmethyl-, 
Phosphino-, O-Alkyl-phosphino-, Phosphono-, O-Alkyl-phosphono-, O.O-Dialkylphos phono-, Phosphono- me- 
thyl-. O-Alkyl-phosphono-methy!-, 0,0-Dialkylphosphono-methyk Phosphato- oder O-Alkyl-phosphatogruppe, 
eine gegebenenfalls durch eine Phenylalkyl- oder Triphenylmethylgruppe substituierte IH-Tetrazolyl-oder 
IH-Tetrazolylalkylgruppe, eine Alkylsulfonylaminocarbonyl- oder Perfluoralkylsulfonylaminocarbonylgruppe 
mit jeweils 1 bis 6 Kohlenstoffatomen im Alkylteil, eine Alkoxycarbonylgruppe mit insgesamt 2 bis 7 Kohlen- 
stoffatomen oder eine Aralkoxycarbonylgruppe, 

Rc ein Wasserstoffatom, eine Methyl-, Phenyl-, Benzyl-, Carboxy- oder Alkoxycarbonylgruppe und 

R<i eine geradkettige oder verzweigte Alkylkette mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, eine geradkettige oder ver- 

zweigte Alkenyl-, oder Alkinylgruppe mit jeweils 2 bis 6 Kohlenstoffatomen, eine Cycloalkyl- oder Cycloalkylal- 

kylgruppe, eine gegebenenfalls durch Fluor-, Chlor- oder Bromatome, durch Methyl- oder Methoxygruppen 

mono- oder disubstituierte Phenylgruppe, eine Biphenyl-.Naphthyl- oder Heteroarylgruppe, 

R e und Rf Wasserstoffatome und, wenn. 

R 5 eine Phthalimino- oder Homophthaliminogruppe, wobei eine Carbonylgruppe in einer Phthaliminogruppe 
durch eine Methylen-. Alkyl-methylen- oder Dialkyl-methylengruppe ersetzt sowie eine Methylengruppe in 
einer Homophthaliminogruppe durch eine oder zwei Alkylgruppen substituiert sein kann, und zusatzlich die 
vorstehend erwahnten Phenylkerne durch Alkyl- oder Alkoxygruppen mono- oder disubstituiert, wobei die 
Substituenten gleich oder verschieden sein konnen. und gleichzeitig ganz oder teilweise hydriert sein konnen, 
eine gegebenenfalls durch eine oder zwei Alkylgruppen oder durch eine Tetramethylen- oder Pentamethylen- 
gruppe substituierte 5-, 6- oder 7gliedrige Alkyleniminogruppe, in welcher eine Methylengruppe durch eine 
Carbonyl- oder Sulfonylgruppe ersetzt sein kann, 

einen uber ein Kohlenstoffatom oder uber eine Iminogruppe gebundenen 5gliedrigen heteroaromatischen Ring, 
der eine Iminogruppe, ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder eine Iminogruppe und ein Sauerstoff-, Schwefel- 
oder Stickstoffatom enthalt, oder einen uber ein Kohlenstoffatom gebundenen 6gliedrigen heteroaromatischen 
Ring, der 1 oder 2 Stickstoffatome enthalt, wobei sowohl an die 5gliedrigen als auch an die 6gliedrigen 
heteroaromatischen Ringe jeweils uber zwei benachbarte Kohlenstoffatome eine n-Propylen-, n-Butylen- oder 
1,3-Butadienylgruppe oder uber eine Iminogruppe und ein benachbartes Kohlenstoffatom eine n-Propylen-, 
n-Butylen- oder 1,3-Butadienylgruppe angefiigt ist und in einem so gebildeten anellierten Pyridinring eine 
Methingruppe durch ein Stickstoffatom und eine Vinylengruppe in 3-. 4-StelIung zu dem Stickstoffatom des 
gebildeten Pyridinringes durch ein Schwefelatom oder in einem so gebildeten annellierten Phenylring eine oder 
zwei Methingruppen durch N-Atome ersetzt sein konnen, wobei zusatzlich die vorstehend erwahnten ankon- 
densierten aromatischen oder heteroaromatischen Ringe im Kohlenstoffgeriist durch ein Fluor-, Chlor- oder 
Bromatom, durch eine Alkyl-, Alkoxy-, Hydroxy- Phenyl-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkanoy- 
lamino-, Cyano-, Carboxy-, AlkoxycarbonyK Aminocarbonyl-, Alkylaminocarbonyl-, Dialkylaminocarbonyl-, 
Trifluormethyl-, Alkanoyl-, Aminosulfonyl-, Alkylaminosulfonyl- oder Dialkylaminosulfonylgruppe monosubsti- 
tuiert oder durch Fluor- oder Chloratome, durch Methyl-, Methoxy- oder Hydroxygruppen disubstituiert sein 
konnen und gegebenenfalls in einem Imidazolring vorhandene NH-Gruppe durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 6 
Kohlenstoffatomen substituiert sein kann, oder 

eine Rn — NRto— CO— NR9-Gruppe, in der R9 bis Ru wie vorstehend erwahnt definiert sind, 
auch Chlor- oder Bromatome. Methyl- oder Methoxygruppen bedeuten, 
wobei, soweit nichts anderes erwahnt wurde, 

die vorstehend erwahnten Alkyl-, Alkylen- oder Alkoxyteile jeweils I bis 4 Kohlenstoffatome und die Cycloalkyl- 
teile jeweils 3 bis 7 Kohlenstoffatome enthalten konnen, sowie 

unter "eine Arylgruppe" eine gegebenenfalls durch ein Fluor-, Chlor- oder Bromatom, durch eine Hydroxy-, 
Alkyl-, Alkoxy-, Phenylalkoxy-, Phenyl- oder Nitrogruppe mono- oder disubstituierte Phenylgruppe, wobei der 
Alkylteil jeweils 1 bis 4 Kohlenstoffatome enthalten kann, oder eine Naphthylgruppe und 
unter "eine Heteroarylgruppe" ein 5gliedriger heteroaromatischer Ring, der eine Iminogruppe, ein Sauerstoff - 
oder Schwefelatom oder eine Iminogruppe und ein Sauerstoff-. Schwefel- oder Stickstoffatom oder eine Imino- 
gruppe und 2 oder 3 Stickstoffatome enthalt, und ein 6gliedriger heteroaromatischer Ring, der 1, 2 oder 3 
Stickstoffatome enthalt, wobei die vorstehend erwahnten Ringe zusatzlich durch ein Fluor-. Chlor- oder Brom- 
atom, durch eine Alkyl-, Alkoxy-, Hydroxy-, Phenyl- oder Nitrogruppe mono- oder disubstituiert sein konnen, zu 
verstehen ist, 

deren Isomerengemische, deren Tautomere, deren Enantiomere und deren Salze. 

Besonders bevorzugte Verbindungen derobigen allgemeinen Formel I sind mit Ausnahme von 

(i) 2-n-Butyl-l -[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]benzimidazol, 

(ii) 2-n-Propyl-7-methyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyI]imidazo[4,5-b]pyridinund 

(iii) 5,7-Dimethyl-2-ethyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]-benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin 

diejenigen, in denen 
n die Zahl 0, 

A eine Methylen-, Ethylen- oder Ethylidengruppe, 

B ein Sauerstoffatom, eine Methylen-, Imino-, Methylimino- oder Acetyliminogruppe, 
R a eine Gruppe der Formel 



8 




indenen 

null, einer oder rwei der Reste D4. D5. D 6 oder D, ein Stickstoffatotn und die verbleibenden Reste D<. D, D. oder 
E eine Kohlenstoff-Kohlenstoff-Bindung, 

Ri einc geradkettige oder verzweigtc Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohienstoffatomen, 

R 2 em Wasserstoff, Fluor-, Chlor- oder Bromatom. 

R 3 eine Hydroxyalkylgruppe mit 1 oder 2 Kohienstoffatomen, 

R4 em Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohienstoffatomen und 

R 5 em Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatom, 

eine geradkettige oder verzweigte Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohienstoffatomen, 
eine Amino- oder Nitrogruppe, 

eine gegebenenfalls am Stickstoffatom durch eine Alkylgruppe mit I bis 5 Kohienstoffatomen substituierte 
Acylammogruppe, m welcher der Acylrest eine Alkanoylgruppe mit 1 bis 5 Ki4toSwB^J^22^ 
Benzo.su.fony.gruppe darste.lt, wobei der vors.ehend erwieThe^yiker durch 2SjE2?X MethoTv 
gruppe mono- oder d.subst.tuiert und die Substituenten gleich oder verschieden sein k^nen * 
erne gegebenenfalls durch eine oder zwei Methylgruppen substituierte 5-. 6- oder 7gliedrige Alkvlenimino^uo 
pe.m welcher erne Methylengruppe durch eine Carbonyl- oder Sulfonylgruppe ersetz seh kann 1^ 
Phthahmmo-, Homophthalimino- oder Isoindolin- 1 -on-yl-gruppe rony,gru P De ersetzt kann. oder e.ne 

6^i e ^^r USialmg ^ Cine Alky '« ru PP e mit 1 bis 3 kohienstoffatomen substituierte Benzimi- 
eine R n - NRio-CO- NR 9 -Gruppe, in der 

R,o ein Wasserstoffatom, eine Alkylgruppe mit 1 bis 5 Kohienstoffatomen oder eine CyclohexylgruDDe 
R„ em Wasserstoffatom, e.ne Benzylgruppe oder eine Alkylgruppe mit 1 bis 5 KohlenstXonSn oder 
R, und Rn zusammen erne Alkylengruppe mit 2 oder 3 Kohienstoffatomen darstellen 

weiMbi^^ 0d - Alkylsulfonylaminocarbonylgruppe mit je- 

Rc ein Wasserstoffatom oder eine Phenylgruppe, 

Rd eine geradkettige oder verzweigte Alkylkette mit 1 bis 4 Kohienstoffatomen, eine Cyclohexvl- Cvclohe.vl 
methyl- Phe ny '^ 

ReundRfWasserstoffatomeund,wenn ,8W 

MSdSSS^j , * Sl " IUng dUfCh CinC A ' ky,gnjPPe 1 3 Kohlens «^-en substituierte 
eine gegebenenfalls durch'eine oder zwei Methylgruppen substituierte 5-, 6- oder 7gliedrige Alkvleniminoeruo 
eTne R T NR em ^ 

V»X M -. NR ">- C0 - | 1R9-Gruppe. in der R, b.s R, , w,e vorstehend erwahnt definiert sind. 
£dSSS3KiS£r ° dCr Br ° mat0me bedeUten " dCren ^mische. dere'n Tautomere. deren 

Ra-H (II) 



in der R, wie eingangs definiert ist, mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 
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— A 




B 



C— (CH 2 ) n — R d (HI) 



in der A. B, n und Rc bis Rf wie eingangs definiert sind und Zi eine nukieophile Austrittsgruppe wie ein 
Halogenatom, z. B. ein Chlor-, Brom- oder Jodatom, oder eine substituierte Sulfonyloxygruppe, z. B. eine Me- 
thansulfonyloxy-, Phenylsulfonyloxy- oder p-Toluolsulfonyloxygruppe, darstellt, und erforderlichenfalls an- 
schlieBende Hydrolyse. 

Die Umsetzung wird zweckmaBigerweise in einem Ldsungsmittel oder Losungsmittelgemisch wie Methylen- 
chlorid, Diethylether, Tetrahydrofuran, Dioxan. Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid oder Benzol gegebenen- 
falls in Gegenwart eines saurebindenjden Mittels, wie Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Natriumhydroxid, 
Kalium-tertbutylat, Triethylamin oder Pyridin, wobei die beiden letzteren gleichzeitig auch als Ldsungsmittel 
verwendet werden kdnnen ? vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 0 und I00°C, z. B. bei Temperaturen 
zwischen Raumtemperatur und 50° C, durchgefuhrt 

Die anschlieQende Hydrolyse wird zweckmaBigerweise entweder in Gegenwart einer Saure wie Salzsaure, 
Schwefelsaure, Phosphorsaure, Trichloressigsaure oder Trifluoressigsaure oder in Gegenwart einer Base wie 
Natriumhydroxid oder Kaliumhydroxid in einem geeigneten Losungsmittel wie Wasser, Wasser/Methanol 
Athanol, Wasser/Athanol, Wasser/lsopropanol oder Wasser/Dioxan bei Temperaturen zwischen — 10°C und 
120°C z. B. bei Temperaturen zwischen Raumtemperatur und der Siedetemperatur des Reaktionsgemisches, 
durchgefuhrt. 

Bei der Umsetzung erhalt man vorzugsweise ein Gemisch moglicher Regio-Isomeren. welches gewunschten- 
falls anschlieBend vorzugsweise chromatographisch unter Verwendung eines Tragers wie Kieselgel oder Alumi- 
niumoxid, in die entsprechenden Isomeren aufgetrennt wird. 

b) Umsetzung einer Verbindung der allgemeinen Forme! 



in der 

Ra, Re, Rf und A wie eingangs definiert sind, 

B' eine geradkettige oder verzweigte Alkylengruppe mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen und 

Zi eine nukieophile Austrittsgruppe wie ein Halogenatom, z. B. ein Chlor-, Brom- oder Jodatom oder eine 
substituierte Sulfonyloxygruppe, z. B. eine Methansulfonyloxy-, Phenylsulfonyloxy- oder p-Toluolsulfonyloxy- 
gruppe, bedeuten, mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 



Rb, Rd und n wie eingangs definiert sind und 

Rc' eine Alkoxycarbonylgruppe darstellt, erforderlichenfalls anschlieBende Hydrolyse und/oder Decarboxylie- 
rung. 

Die Umsetzung wird zweckmaBigerweise in einem Ldsungsmittel oder Losungsmittelgemisch wie Methylen- 
chlorid, Diethylether, Tetrahydrofuran, Dioxan, Dimethylsulfoxid, Dimethylformamid oder Benzol gegebenen- 
falls in Gegenwart eine saurebindenden Mittels, wie Natriumcarbonat, Kaliumcarbonat, Natriumhydroxid, 
Kaliu-tertbutylat, Triethylamin oder Pyridin, wobei die beiden letzteren gleichzeitig auch als Ldsungsmittel 
verwendet werden konnen, vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 0 und 100°C, z. B. bei Temperaturen 
zwischen Raumtemperatur und 50° C, durchgefuhrt. 

Die anschlieBende Hydrolyse wird zweckmaBigerweise entweder in Gegenwart einer Saure wie Salzsaure, 
Schwefelsaure, Phosphorsaure. Trichloressigsaure oder Trifluoressigsaure oder in Gegenwart einer Base wie 
Natriumhydroxid oder Kaliumhydroxid in einem geeigneten Losungsmittel wie Wasser, Wasser/Methanol, 
Athanol, Wasser/Athanol, Wasser/lsopropanol oder Wasser/Dioxan bei Temperaturen zwischen -10°C und 
120°G z, B. bei Temperaturen zwischen Raumtemperatur und der Siedetemperatur des Reaktionsgemisches, 
durchgefuhrt 

Die anschlieBende Decarboxylierung wird zweckmaBigerweise in Gegenwart einer Saure wie Salzsaure, 
Schwefelsaure, Phosphorsaure, Essigsaure, Trichloressigsaure oder Trifluoressigsaure in einem geeigneten Ld- 
sungsmittel wie Wasser, Wasser/Methanol, Athanol, Wasser/Athanol, Wasser/lsopropanol oder Wasser/Dioxan 
bei Temperaturen zwischen 50° C und 120°C , z. B. bei Temperaturen zwischen 60° C und der Siedetemperatur 




CH— (CH 2 )n— R d (V) 
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des Reaktionsgemisches, durchgeFiihrt. 

c) Zur Herstellung von , Verbindungen der allgemeinen Formel I. in der B ein Sauerstoff- oder Schwefelatom 
Oder erne gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe substituierte Iminogruppe darstellt- 
UmsetzungcinerVerbindung der allgemeinen Formel - 




in der 

R,, R e> Rf und A wie eingangs definiert.sind und 

B" ein Sauerstoff. oder Schwefelatom oder eine gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe substituierte Imino- 
gruppe darstellt, mit emer Verbindung der allgemeinen Formel suosiituierie imino 

R b 

I 

Z,— C— (CH,)„— R d (VU) 
Rc 

in der 

Rb bis Rd und n wie eingangs definiert sind und 

Z, eine nukleophile Austrittsgruppe wie ein Halogenatom, z. B. ein Chlor-, Brom- oder Jodatom oder eine 
substituierte Sulfonyloxygruppe. z. B. eine Methansulfonyloxy, Phenylsulfonyloxy- oder p-TSSlfo^loxv- 
gruppe.bedeutet.underforderlichenfaIlsanschlieBendeHydrolyse i oiuoisuitonyioxy 

Die Umsetzung wird zweckmaBigerweise in einem Losungsmittel oder Losungsmittelgemisch wie Methvlen- 
ch ond, D.ethylether.Tetrahydrofuran. Dioxan. Dimethylsulfoxid. Dimethylformamid ode Benzol gegebenen- 
falls mGegjmwart e.nes saureb.ndenden Mittels. wie Natriumacetat. Natriumcarbonat, KaliumcarbonlrNatri- 
umhydrox.d, Kalium-,ert.butyla.. Triethylamin oder Pyridin. wobei die beiden leuterenXcS auch is 
Usungsnuttel verwendet werden k6nnen, vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 0 und 1M°C z B be 
Temperaturen zw.schen Raumtemperatur und der Siedetemperatur des Reaktionsgemisch e rdurchgefuhrt 

D.e anschheBende Hydrolyse wird zweckmaBigerweise entweder in Gegenwart einer Saure wfe Salwaure 
Schwefelsaure, Phosphorsaure Trichloressigsaure oder Trifluoressigsaure oder in GegenwarteTner Bale wfe 
Natrmmhydroxid oder Kal.umhydroxid in einem geeigneten Usungsmittel wie Wasser Waaer/MeXn^f 
SSct B taTSE? 0 . WasSer/,s °P ro r°' ° der W ^r/Dioxan bei TemperLren zwisThen SSSS 
dScSeTifhr? Tempera,Uren 2w,schen ^umtemperatur und der Siedetemperatur des Reaktionsgemisches. 

Ji u t r Herstellung einer Verbindung der allgemeinen Formel I, in der R b eine Carboxygruooe darstellt- 
Oberfuhrung einer Verbindung der allgemeinen Formel v-arooxygruppe darstellt. 



R»- 




in der 

R a . Rc bis Rf, A, B und n wie eingangs definiert sind und 

dareSh. mi " elS Hydr ° lySe ' Thermo| y se Hydrogenolyse in eine Carboxygruppe uberfuhrbare Gruppen 
ASS^S^i^S^^ 0 ^^ d " Carbo Wuppe wie deren unsubstituierte oder substituierte 

Ester m.t tert.aren Alkoholen. z. B. der tert. Butylester, mittels Thermolyse in eine Carboxygruppe und 
Ester mit Ara kanolen z. B. der Benzylester. mittels Hydrogenolyse in eine Carboxygrupp^ubergeSrt werden 
Die Hydrolyse wird zweckmaQ.gerweise entweder in Gegenwart einer Saure wie SSSSTSSSdSSS^ 
Phosphorsaure Tr,chloress.gsaure Oder Trifluoressigsaure oder in Gegenwart einer Base wie Na^SyS 
oder Kahumhydroxtd .n emem geeigneten Losungsmittel wie Wasser. Wasser/Methano^^ 
nol. Wasser/Isopropanol oder Wasser/Dioxan bei Temperaturen zwischen - 10°C und 120° C z. B bei Temne 
raturen zwschen Raumtemperatur und der Siedetemperatur des Reaktionsgemisches. durchgefuhr? K 
Hydrolyse .n Gegenwart emer orgamschen Saure wie Trichloressigsaure oder Trifluoreisigsau? ^konnefgege 
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Bedeutet Rb' in einer Verbindung der allgemeinen Forme! Vlll eine Cyano- oder Aminocarbonylgruppe. so 
konnen diese Gruppen auch mit einem Nitrit, z. B. Natriumnitrit, in Gegenwart einer Saure wie Schwefelsaure, 
wobei diese zweckmaQigerweise gleichzeitig als Losungsmittel verwendet wird. bei Temperaturen zwischen 0 
und 50° C in die Carboxygruppe ubergef uhrt werden. 

Bedeutet Rb' in einer Verbindung der allgemeinen Formel VIII beispielsweise die tert Butyloxycarbonylgrup- 
pe, so kann die tert. Butylgruppe auch thermisch gegebenenfalls in einem inerten Losungsmittel wie Methylen- 
chlorid, Chloroform, Benzol, Toluol, Tetrahydrofuran oder Dioxan und vorzugsweise in Gegenwart einer kataly- 
tischen Menge einer Saure wie Trifluoressigsaure, p-ToIuolsulfonsaure, Schwefelsaure, Phosphorsaure oder 
Polyphosphorsaure vorzugsweise bei der Siedetemperatur des verwendeten Losungsmitttels, z. B. bei Tempera- 
turen zwischen 40°C und 100°C, abgespalten werden. 

Bedeutet Rb' in einer Verbindung der allgemeinen Formel VIII beispielsweise die tert. Butyloxycarbonylgrup- 
pe, so kann die Benzylgruppe auch hydrogenolytisch in Gegenwart eines Hydrierungskatalysators sowie Palladi- 
um/Kohle in einem geeigneten Losungsmittel wie Methanol. Athanol. Athanol/Wasser, Eisessig, Essigsaureathy- 
lester, Dioxan oder Dimethylformamid vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 0 und 50° G, z. B. bei Raum- 
temperatur, und einem Wasserstoffdruck von I bis 5 bar abgespalten werden. Bei der Hydrogenolyse konnen 
gleichzeitig andere Reste, z. B. eine Nitrogruppe zur Aminogruppe, eine Benzyloxygruppe zur Hydroxygruppe, 
eine Vinylidengruppe zur entsprechenden Alkylidengruppe oder eine Zimtsauregruppe zur entsprechenden 
Phenyl-propionsauregruppe, mitreduziert oder durch Wasserstoffatome, z. B. ein Halogenatom durch ein Was- 
serstoffatom, ersetzt werden. 

e) Zur Herstellung einer Verbindung der allgemeinen Formel I, in der R b eine 1 H-Tetrazolylgruppe darstellt: 
Abspaltung eines Schutzrestes von einer Verbindung der allgemeinen Forme! 



in der 

R a , Rc bis Rf, A, B und n wie eingangs definiert sind und 

Rb" eine in 1 - oder 2-SteIlung durch einen Schutzrest geschutzte 1 H-Tetrazolylgruppe darstellt. 

Als Schutzrest kommt beispielsweise die Triphenylmethyl-, Tributylzinn- oder Triphenylzinngruppe in Be- 
tracht. 

Die Abspaltung eines verwendeten Schutzrestes erfolgt vorzugsweise in Gegenwart eines Halogenwasser- 
stoffes. vorzugsweise in Gegenwart von Chiorwasserstoff, in Gegenwart einer Base wie Natriumhydroxid oder 
alkoholischem Ammoniak in einem geeigneten Losungsmittel wie Methylenchlorid, Methanol, Methanol/Am- 
moniak, Ethanol oder Isopropanol bei Temperaturen zwischen 0 und 100°C, vorzugsweise jedoch bei Raumtem- 
peratur, oder auch, falls die Umsetzung in Gegenwart von alkoholischem Ammoniak durchgefiihrt wird, bei 
erhohten Temperaturen, z. B. bei Temperaturen zwischen 100 und 150° C, vorzugsweise bei Temperaturen 
zwischen 1 20 und 140° C. 

0 Zur Herstellung einer Verbindung der allgemeinen Formel I, in der Rb eine 1 H-Tetrazolylgruppe darstellt: 
Umsetzung einer Verbindung der allgemeinen Formel 



in der R a . Rc bis Rf, A, B und n wie eingangs definiert sind, mit Stickstoffwasserstoffsaure oder deren Salzen. 

Die Umsetzung wird vorzugsweise in einem Ldsungsmittel wie Benzol. Toluol oder Dimethylformamid bei 
Temperaturen zwischen 80 und 150° C, vorzugsweise bei 125°C,durchgefQhrt. Hierbei wird zweckmaBigerweise 
entweder die Stickstoffwasserstoffsaure wahrend der Umsetzung aus einem Alkaliazid. z. B. aus Natriumazid. in 
Gegenwart einer schwachen SSure wie Ammoniumchlorid freigesetzt oder das im Reaktionsgemisch bei der 
Umsetzung mit einem Salz der Stickstoffwassersaure, vorzugsweise mit Aiuminiumazid oder Tribuylzinnazid, 
welche auflerdem zweckmaQigerweise im Reaktionsgemisch durch Umsetzung von Aluminiumchlorid oder 
Tributylzinnchlorid mit einem Alkaliazid wie Natriumazid hergestellt werden. erhaltene Tetrazolidsalz anschlie- 
Bend durch Ansauern mit einer verdunnten Saure wie 2N Salzsaure oder 2N Schwefelsaure freigesetzt. 

g) Zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der R a eine Gruppe der Formel 





(X) 
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E — R, 



darstellt: 

Cyclisierung einer Verbindung der allgemeinen Formel 
I (XI) 

\ A 

D, Y, 
in der 

Di bis D; wie eingangs definiert sind, 

einer der Reste X, Oder Y, eine Gruppe der allgemeinen Formel 

R« R„ 
_ N H - A B- C -(C HA, - R, 

Rr R e 

und der andere der Reste X, oder Y, eine Gruppe der allgemeinen Formel 

Z, Z, 

\ / 
— NH — C— E— R, 



darstellen, wobei 

Ri . A. B, E, n und Rb bis Rf wie eingangs definiert sind. 

24 Tt Z a d L C ^'!j Ch °f« y e "ch'eden sein konnen. gegebenenfalls substituierte AminogruoDen oder ee^he 

nenfaHs durch n.edere Alkylgruppen substituierte Hydroxy- oder Mercaptogruppen oder 

Z, und Z 5 . zusammen ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, eine gegebenenfaMs durch eine Alkvleruooe mi, I hie * 

«£2S=3^ wie Ethan ol. 

thy.ether. Su.fo.an Dimethy.formamid. Tetra.in ode?in einem SSSXS^SSSSS&S^ 
der aHgemeinen Formel XI verwendeten Acylierungsmittels, a in dem entsprecSnden Nk il AnhvdrW 
Saurehalogemd. Ester oder Amid, beispielsweise bei Temperaturen zwischen 0 JLSrQ%^£t^ 
bei der Siedetemperatur des Reaktionsgemisches. gegebenenfalls in Geeenwar, ™ITy~„a $ * J . ■ 
Phosphoroxychlord, Thionylchlorid, Sulfurylchloifd KefS ^^^S^^^T^^ 
Salzsaure, Phosphorsaure. Po.yphosphorsLe. E^SS^ J^SSSffl JSTbSEE 
einer Base wie Kahumathylat oder Kaliumtert-butylat durchgefuhrt Die Cvclisterune kannT^h , !k k 
Losungsmittelund/oderKondensationsmitteldurchgefQhrtwerden W ie ™S *™ jedoch auch ohne 

Besonders vorteilhaft wird die Umsetzung jedoch in der Weise durcheefiihrf H=.n v u- a 
allgemeinen Formel XI im Reaktionsgemisch Sid, Reduktion ^^^L^r^SS^£ 
gegebenenfalls in Gegenwart einer Carbonsaure der allgemeinen Formel R.-E-COOH odTr durcn rcvK? 
rung einer entsprechenden o-Diaminoverbindung hergestellt wird. Bei Abbruch der R*£l!.i™ ZZ5? V 
auf der Hydroxylaminstufe erhal, man bei der anschueBenden cX^S^SS^wSSSS 
allgemeinen Formel I. Das so erhaltene N-Oxid wird anschlieBend mittels RedukS in eine ^enTsofedfende 
Verbindung der allgemeinen Formel I iibergefilhrt. entsprecnende 
Die anschlieBende Reduktion des erhaltenen N-Oxids der Formel I wird vorzu«w*>i«. in »;„. m i *, •.. ■ 
wie Wasser. Wasser/Athano.. Methanol. Eisessig. Essigsaureathy.esteroirDTmt S^SSSfSSSS 
in Gegenwart ernes Hydrierungskatalysators wie Raney-Nickel. Platin oder PalladiumSE m?t Metallen wie 
Eisen. Zinn oder Zmk in Gegenwart einer Saure wie Essigsaure. Salzsaure oder Schr e fek3nrriu ^i ! 
Eisen(II)su.fat. Zinn(II)ch.orid oder Natriumdkhioni, ode 8 r mit Hydrazin X ?SSS2t!fSSSS W 
Temperaturen zwischen 0 und 50«C. vorzugsweise jedoch bei Raumtemperatur dLhgefuhr, * 
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pedSeli l t? rS,ellUn8 V °" Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der R 5 eine R„ - NR IO -CO- NR,-Grup- 
Umsetzung einer Verbindung der Formel 



10 



R« R b 

i:_A ^/^ B ~|~ (CH,) "~ Ri (Xn) 
Rr R v 



in der 

Rb bis Rf, A, B und n wie eingangs definiert sind und 



ti f "J f M r Ra e l? gan 8 $ erwahnten Reste darstellt. in dem R s eine Aminogruppe, eine AlkylaminoeruDoe 
Rio 

20 \ 

n — co — Zt (xm) 

R.> 

25 in der 

Rio ein Wasserstoffatom eine Alkylgruppe mit 1 bis 8 Kohlenstoffatomen. eine AlkenylgruoDe mit 3 bis 5 
Kohlenstoffatomen.e,ne Phenyl 3 b,s 5 

R, , em Wasserstoffatom oder eine Alkylgruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen Oder ° nienS,0 " atomen ' 
einer der Reste R l0 oder R, , auch eine Bicyclohexyl- oder Biphenylylgruppe oder 

Z t zusammen mit R 10 oder R, , eine Stickstoff-Kohlenstoff-Bindung darstellen 

D.e Umsetzung wird vorzugsweise in einem Losungsmittel wie Tetrahydrofuran, Dioxan, Ethylenchlorid oder 
Benzol gegebenenfalls .n Gegenwart eines saurebindenden Minds wie TriethylaminSffli^ ^edmtfK- 
SSSaH TCmPCratUren 2W,SChe " ° Und ,00 ° C - vorzugsweise bei Temperaturen zwisVhen 2C [und Sc. 

i) Zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der R, eine gegebenenfalls am Stickstoff- 
atom durch erne Alky gruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen. durch eine Phenyl- 8 SS^mSSR 
Cycloalkylalkyl-, Bicyclohexyl oder Biphenylgruppe substituierte Acylaminogruppe, in welcher der Acvlrest due 
Alkanoylgruppe mit 1 bis 7 Kohlenstoffatomen. eine Alkoxycarbonylgriippe mit iSeS^hKlSu^St 
atomen eine A.kylsulfonylgrappe mi, . bis 6 Kohlenstoffatomen. eine S^tSS^SSSS^ 
sulfonyK Naphthal.nsulfonyU. Cycloalkylcarbonyl-, Phenylalkanoyl- oder Cydoalkylalkanoylgruppe darstellt 
45 M U ?v ^ CrWahnten Phen y' kerne ieweils durch ein Fluor-. Chlor- oderBrZX^^^ 

dameil! . e,h ° XygrUPPC m ° n °- ° der ^-^stituiert und die Substituenten gleich oder veShleden sein 
Acyiierung einer Verbindung der Formel 




in der 

Rb bis Rf, A, B und n wie eingangs definiert sind und 

Ra" einen der fur R a eingangs erwahnten Reste darstellt, in dem R 5 eine gegebenenfalls durch ein<> Alirviar,,™,. 
60 mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, durch eine Phenyl, Cycloalkyl, 

Biphenylgruppe substituierte Aminogruppe darstellt, mit einer Verbindung der Formel Dlc y aonex y l oder 

HO-U-R !2 (XV) 
65 in der 

U eine Carbonyl- oder Sulfonylgruppe und 

pVenT P^henllalkW 6 nILJv. 6 K oh lf ns f of (t t r en ' eine / lk °*P"PP<= ™ ' bis 3 Kohlenstoffatomen. eine 
Phenyl-. Phenylalkyl-. Naphthyl- oder Cycloalkylgruppe oder auch. wenn U eine Carbonylgruppe darstellt, ein 
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Wasseretoffatom bedeuten. wobei die vorstehend erwahnten Phenylkerne jeweils durch ein Fluor- Chlor oder 

Hydrolyse emer Verbindung der allgemeinen Formcl 

R. R{," 
R «— A -^/^B— C— (CH,) n — R, (XVI) 
Rr R c 

in der 

A, B, R a , Rc bis Rf und n wie eingangs definiert sind und 

Siede«„,peratur des Re.Morcgemisches. durc^tfwrl ° <"°<™>**"»°«""'' b" der 

tan*.* ta. dice mink Red u k,io„ in ^m^S^5S^^££^^S?X^ 
und Rs erne Aromogruppedarscellt, obersefuhrt werdir, Oder •"gemeiiien Formel I. in der Rj 

erhalt man erfindungsgemaB eine Verbindung der allgemeinen Forme! I in der R 

ser/^thano M g J: C h a e „ ^p" 1 "' 0 " f. 1 * 0 ^ wird vorzugsweise in einem LoTungfZ.e JfcSLr Was- 

Temperaturen zwschen 0 und 80»C. vorzugsweise jedoch bei TLperatLnShe" ?«Jl5c £3^ 
Die anschlieBende Alkanoylierung wird zweckmaBigerweise in einem Lftsungsmhtel oder LSsun^mit.Pia,. 

Mittels wie Thionylchlorid, mit deren Anhydriden wie ^Es^Kaureanhvd?J S B oder wasserentz,ehendcn 
.ester, mit deren Halogeniden wie Ace'ty!^ 

rer , orgamschen Base, wie Natriumhydroxid, Kaliumcarbonat. Triathylamin oSS • ^beSen 
w^Me^ 

mute, verwende, werden kannen, mit einem Alk'y.ierungsmitte. wie ^SSS^S 
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^xsisis^^sst^assr Fo ™"° " bis xvi - — - —• 

..bttitrimc Tripoli „<,„«, Tri.tTi" „S tcSwS "„°£ t ?M « « J,"^',? °f 05 332 ' 

zopyndme und Purine n der EP-A 04 00 974 nnrf fp a mm 7»i """ u "°. lc n aer f-A 03 92 317, Imida- 
02 53 310 beschrieben. A 04 00 974 und EP-A 03 99 731 und subst.tu.erte Imidazole in der EP-A 

Die als Ausgangsstoffe verwendeten Verbindungen der allgemeinen Formeln III und IV erhai, man h k 
Unseating e.nes entsprechenden Alkohols mit Halogenwasserstoff mit SKShK "»an durch 
Oder m.t e.nem entsprechenden Sulfonsaurehalogenid "rabrommethan/Triphenylphospin 

Die als Ausgangsstoffe verwendeten Verbindungen der allgemeinen Formel VIII IX X XII XIV „nH vv, 

^enn^ 

Die neuen Verbindungen der allgemeinen Formel I und deren Dhvsiologiseh v^rtr^nnU^ aaa ^ 
Beispielsweise wurden die Verbindungen 

A - 2 "-Propyl-4-methyl-l-[4.[( tt -carboxy)benzyloxy]benzyl]-benzimidazol, 
B = 2-n-Butyl-K4-{(aH^ 

L;, 2 " n " Propyl " 4 ' me,hy, - 6 - (, - me ^^ 

I - 2 - n - B utyI-^W(a-(a-ethyl-phosphono)benzylamino]-benzyl]benzimida 2 ol 
auf ihre biologischen Wirkungen wie folgt untersucht: 

Methodenbeschreibung Angiotensin H-Rezeptorbindung 

Das Gewebe (Rattenlunge) wird in Tris-Puffer (50mMo! Tris, ISOmMol NaCI 5 mMol EDTA D H 7 40> 
homogemsicrt und zweamal je 20 Min. bei 20 000xg zentrifugiert. Das endgame :pi?^^^ff^ 

t6 
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Puffer (50 mMol Tris. 5 mMol MgC^o/,, BSA _ pH 7 40) , . /5 bezQgen g(|f das Feuc ^, icht des Gewebes , 
resuspend.ert. Je 01 ml Homogenat wird fur 60 Min. bei 37°C mil 50 pM [125']-Angiotensin II (NEN, Dreieich. 
FRG) und ste.genden Konzentrationen der Testsubstanz in einem Gesamtvolumen von 0.25 ml inkubierL Die 
Inkubation wird durch rasche F.ltration durch Glasfiber-Jiltermatten beendet. Die F.lter werden je4 ml eiskal- 
tem Puffer (25 mMol Tris. 2.5 mMol MgC! 2 . 0.1% BSA. pH 7.40) gewaschen. Die gebundene Radioaktivitat wird 
in einem Gamma-Counter ermittelt. Aus der Dosis-Wirkungskurve wird der entsprechende ICso-Wert ermittelt. 
Die Substanzen A bis I zeigen in dem beschriebenen Test folgende ICw-Werte- 



Substanz 


ICsofnM] 


A 


76 


B 


8 


C 


4 


D 


2000 


E 


2000 


F 


12 


G 


830 


H 


27 


I 


560 



Des weiteren konnten bei der Applikation der vorstehenden Verbindungen bis zu einer Dosis von 30 mg/kg 
lv. kerne toxischen Nebenwirkungen. z. B. keine negativ inotrope Wirkung und keine Herzrhythmusstorungen 
beobachtet werden. Die Verbindungen sind demnach gut vertrSglich. orungen. 

Aufgrund .hrer pharmakologischen Eigenschaften eignen sich die neuen Verbindungen und deren physiolo- 
gisch vertragl.che Add.t.onssalze zur Behandlung der Hypertonie und Herzinsuffizienz, ferner zur Behandlung 
ischamischer penpherer DurchblutungsstSrungen, der myokardialen Ischamie (Anginal zur Pravention der 
Herzinsuffizienzprogressionen nach Myokard-lnfarkt. zur Behandlung der diabetischen Nephropathie, des 
Glaukoms. von gastrointestmalen Erkrankungen und Blasenerkrankungen. 

Weiterhin e.pen sich die neuen Verbindungen und deren physiologisch vertragliche Additionssalze zur 
Behandlung pulmonarer Erkrankungen. z. B. von Lungenodemen und der chronischen Bronchitis, zur Praven- 
tion von arteneller Re-Stenosis, nach Angioplastie. von Verdickungen der GefaBwand nach GefaBoperationen 
der Artenosklerose und der diabetischen Angiopathie. Auf Grund der Beeinflussung der Acetylcholin- und 
Dopamin-Freisetzung durch Angiotensin im Gehirn eignen sich die neuen Angiotensin-Antagonisten auch zur 
Behandlung zentralnervoser Stdrungen. z. B. von Depressionen. der Alzheimer'schen Krankheit, des Parkinson- 
Syndroms. der Bulimie, sowie von Storungen kognitiver Fuhktionen. 

Die zur Eraielung einer entsprechenden Wirkung erforderliche Dosierung betragt zweckmaBieerweise bei 
intravenoser Gabe 20 bis 1 00 mg. vorzugsweise 30 bis 70 mg. und bei ora.er Gabe 50 bis loo ^Z^S^S 
bis 150 mg. jeweils ein- b,s dreimal tagl.ch. Hierzu lassen sich die erfindungsgemSB hergestellien Verbindungen 
der aHgemeinen Formel I. gegebenenfalls in (Combination mit anderen Wirksubstanzen, wie z. B. Blutdrucksen- 
ker Diuretika und/oder Kalzium-Antagonisten. zusammen mit einem oder mehreren inerten Qblichen Trager- 
stoffen und/oder Verdunnungsmitteln. z. B. mit Maisstarke. Milchzucker. Rohrzucker. mikrokristalliner Zellulo- 
se, Magnesiumstearat, Polyvmylpyrrolidon. Zitronensaure, Weinsaure. Wasser, Wasser/Athanol Wasser/Glvce- 

rH;r^h!Sn ^K^ aMer/P0ly u hy l en8ly ^^ Pr0pyleng,yk01 ^ Cetylstearylalkohol. Carboxymethylcellulose 
oder fetthal tigen Substanzen w.e Hartfett oder deren geeigneten Gemischen. in ubliche galenische Zubereitun- 
gen wie Tabletten, Dragfees, Kapseln. Pulver, Suspensionen oder Zapfchen einarbeiten 

FQr die obeti erwahnten Kombinationen kommen somit als weitere Wirksubstanzen beispielsweise Bendroflu- 
methiazid.Chlorthiazid, Hydrochlorthiazid. Spironolacton. Benzthiazid. Cyclothiazid, Ethacrinsaure Furosemid 
Metoprolo Prazosin Atenolol, Propranolol, (Di)hydralazin-hydrochlorid, Diltiazem, Felodipin, Nicardipin Nife- 
dipin, Niso dipin und Nitrend.pin in Betracht. Die Dosis far diese Wirksubstanzen betragt hierbei zweckmaBi- 
gerweise 1/5 der Oblicherweise empfohlenen niedrigsten Dosierung bis zu 1/1 der normalerweise empfohlenen 
Dos.erung, also be.sp.elswe.se 15 bis 200 mg Hydrochlorthiazid, 125 bis 2000 mg Chlorthiazid, 15 bis 200 mg 
Ethacrinsaure. 5 bis 80 mg Furosemid. 20 bis 480 mg Propranolol, 5 bis 60 mg Felodipin. 5 bis 60 mg Nifedipin 
oder5bis60mgNitrendipin. 6 F 

Die nachfolgenden Beispiele sollen die Erfindung naher erlautern: 

Beispiel A 

4-(a-Ethoxycarbonyl-benzyloxy)benzylbromid 

a) 2- Brom-phenylessigsaureethylester 

43,0 g (0.2 Mol) DL-2-Brom-phenylessigsaure werden in 400 ml Ethanol bei Raumtemperatur unter Ruhren 
geldst. Be. 5-10'C werden unter EiskUhlung 1 1,8 g (0,2 Mol) Thionylchlorid langsam zugetropft. Nach 12 
Stunden bei Raumtemperatur wird vom Solvens abdestilliert und der Ruckstand in Essigester aufgenommen 
Nach Extraktion mit gesittigter Natriumbicarbonat-Losung und mit gesattigter Kochsalzlosung wird Qber 
Natriumsulfat getrocknet und eingeengt 
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Ausbeute: 41,85 g (86% der Theorie), 

Rf-Wert: 0.60(Ki ese lgel; Laufmittel: Essigester/Petrolether - 1 : 19) 

b) 4-(a- Ethoxycarbonyl-benzyloxy)benzylalkohol 

Reaktionsmischung wird 60 Stunde Winter Ruhre Z rS r k" 8 ^ Mol) Kaliumjodid verse.zt Die 
schen Salze abfiltriert. und der Riickstan wird ! mh heXJS, ^ Ans <*«eBend werden die anorgani- 
derRQckstandubereineKieselgelsaS^^ Das Fil <™ ^ird eingeengtund 

Petrolether, danach Gemische von Pe roSfe r un d ^'£i«sferr,\ 8 r m ^ W S^ ia,SEIu,ionsmittela " fa "^ 

z^^^^^^^^ Po,ar,tat • 8 — > 

R f -Wert: 0.40(Kie S elgel; Laufmittel: Essigester/Petrolether -3:7) 

c) 4 -(a-Ethoxycarbonyl-benzyloxy)benzylbromid 

25 Ausbeute: 20,45 g (59% der Theorie) 

Ber.:C 58,20 H4.95 Br 22.80 
Gef.:C58,23 H4.84 Br23,12 
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Beispiel 1 



2.n.Propy|.4.methy|. 1 .[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 
a)2.n-P r opy.-4- me thy.-,- [ 4. [ („-ethoxycarbony.)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

6- 12) zugegeben. Nach 30 Minuter, bei Raumtemperatur ™rt rine i5fn <XyC '', C i° mpOUnds ' VoL 40 - Part « 
ycarbonyl-benzyloxy)benzylbromid in 5 ml KrffiulH I°, n , 7 f mg {2 '° mMol > 4 -(«'Ethox- 

w.rd d.e Reaktionslosung in Eiswasser eingerOhr t und 3x mh ie P« '* StU " den bei "^""emperatur 

orgamschen Phasen werden mit 100 ml Kochsalz osung gewaschen und £?S i'f . e »™hiert. Die vereinigten 
Abz,ehen des Solvens wird der RQcks.and fiber ein " KiSebauI ^K^^^f " * etrocknet - Nach 
wobei als Elutionsmittel anfangs Methvlenchlorir I r • L ( Korn « roB e : 0,063-0,02 mm) gereinigt 

steigender Polari.at (50 : 1 -dV^ve^ Etlfano. & 

eingeengt. nael weraen - "ie einhe.tlichen Frakhonen werden im Vakuum 

Ausbeute: 500 mg (55% der Theorie), 

Ol,R f -Wert:0^5(Kieselgel : Uufmittel:Methylenchlorid/Methanol-19.l) 

b)2-n-Pro P yl-4.methyl-K4.[(a-carboxy)benzyIoxy]benzyl].benzimidazol 

turgeruhrt. AnschlieQend wird die Mischung SSISS vSlSl?!^ 30 MmUten bei ^umtempera- 
wird die Losung angesauert. Der dabei SS^&^^^ ^ tmomme ! L Durch Zusatz vo " Ei«ssig 
und getrocknet. Das Rohprodukt wird Tm^^^^S^^T-^ WaSSCr neU,ral ^aschen 
groBe: 0,063 -0,02 mm) gereingt, wobei als eZ?™«S • ^ l" U " d uber eine K i«elgelsaule (Korn- 
(19 : 1) verwendet wird! Die einheiThchen ^S2T5^J?Sfc? ^ Met M™*.orid und Methanol 
Hexan/Ether verrieben und abgesaugt " a * t,0nen werden > m Vak ""<n eingeengt. der Ruckstand wird mit 
60 Ausbeute:60mg (13% der Theorie), 
Schmelzpunkt: amorph 
C 2e H«N 2 03 (414^1) 
Massenspektrum:(M + H) + -415 
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Beispiel 2 

2-n-Butyl-l-[4-[(a.carboxy)benzyIoxy]benzyl]-6-pro P ionylamino-benzimidazol. 



hydrochloric! 
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a) 2-n-Butyl-l-[44(a-ethoxycarbonyl)benzy!oxy]benzyl]-6-nitro-benzimidazolund 
2-n-Butyl-l-[4-{(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]-5-nitro-benzimidazol 

HiS™ "nW " v°f if D PiC V I au , s 2-n-B U tyl-5-nitro-benzimidazol (hergestellt analog Chemistry of Heterocy- 
chc Compounds. Vol. 40. Part 1.6- 12)und4-[(a-Ethoxycarbonyl)-benzyloxy]benzylbromid 
Ausbeute: 70,5% derTheorie, 

01, Rf- Wert: 0.25 (Kieselgel: Laufmittel: Methylenchlorid/Ethanol-50 : 1) 

b) 2-n-Butyl-6-amino- 1 -[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]-benzimidazol 

Hergestellt durch katalytische Hydrierung von 2-n-Butyl-t-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzyloxylbenzyll-5/6-ni- 
tro-benz.m.dazol ,n Gegenwart von Raney-Nickel in Ethanol bei 50»C unter 5 bar wLeVstofWruck und 

SfrSSZJST*^. AbtrCnnUng dC$ 5 " Amin0 - 2 ^-yM^Ka-etboxycarbonyO-benzy- 
Ausbeute: 21,8% derTheorie, 

Ol. R f - Wert: 0,30 (Kieselgel; Laufmittel : Petrolether/Methylenchlorid/Ethanol * 7 :2 : 1) 
c) ^-Butyl-6-propionylami^ 

chlori^F?ridin a ^ 2 ' n ' Buty, - 6 " amin °-^ und Propionyl- 

Ausbeute: 702% derTheorie, 
Schmelzpunkt : 207 - 209° C 

d) ^n-Buty!-H4-[(a-ca^ 

zySmlz^ 
Ausbeute: 43,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: sintert ab 93°C 
C 2 9H 3I N304xHCl (522,67) 
Ber.:C 66,50 H6,12 N8.08 
Gef.:C 66,73 H634 N 7,81 

Beispiel 3 

2-n-Butyl-l-[4-[(a-carboxy)benzy[oxy]benzyi]-6-dimethyI-aminocarbonylamino-ben 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n.But y l-H4.[(a.carbethoxy)benzyIoxy]benzyl]-6-dimethylami n ocarbo- 
nylamino-benzimidazol und 2 N Natronlauge in EthanoL «i V «uninoaroo 
Ausbeute: 80% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 183- 185°C 
C29H32N4O4 (500,60) 
Ber.:C 69,59 H6.44 N 11,19 
Gef.:C 69,54 H6,43 N 10,66 

Beispiel 4 

2-n-Butyl-l-[4-[(a-carboxy)benzyIoxy]benzyl]-6-cyclohexylaminocarbonylamino-benzim^ 

a) 2-n-Butyl- 1 -[4.[(a.ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyN6.cyciohexylaminocarbonyamino-benzimidazol 

"f g ' 5 '^ undCyclohexyli- 
socyanat/Trtethylamm in Tetrahydrofuran. www"***" 

Ausbeute: 65,4% derTheorie, 

Ol,Rf-Wert:0,40(Kiese!geI; Laufmittel: Methylenchlorid/Ethanol - 19 : 1) 

b) 2-n-Butyl.l-[4^(a.carboxy)benzyloxy]benzyl]-6-cyc!ohexylamin<>carbon 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-Butyl.K4.[(a.ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]-6.cyclohexylamino. 
carbonylammo-benzimidazol und 1 N Natronlauge in Ethanol. vnc*yiamino 
Ausbeute: 40,7% derTheorie, 
Schmelzpunkt: sintert ab 184°C 
C33H38N4O4 x HC1 (591,17) 
Ber.:C 67,00 H6,60 N9.45 
Gef.:C67,15 H6,71 N9,30 



19 



E 41 42 366 Al 

Beispiel 5 

*"-ButyM-[4^^ 

5 Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n- Butyl- l-W(a.ethoxycarbonyl)benzyloxvlben2vn-5-rvdnh M vi am in rt 

carbonylamino-benzimidazol und 1 N Natronlauge inEthanol ^^zyioxyjoenzyij 5 cyclonexylamino- 

Ausbeute: 46,1% derTheorie, 

Schmelzpunkt: sintert ab 196°C 

C33H38N4O4 x HCI (591.17) 
10 Ber.:C 67,00 H6,60 N9,45 

Gef.:C 67,22 H6,74 N9.49 

Beispiel 6 

Ausbeute: 8,8% derTheorie, 
20 Schmelzpunkt: 260— 262° C 
C3oH 3 2N 4 04(512,61) 
Massenspektrum:(M + H) + » 513 
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Beispiel 7 

2-n-ButylO.[4^( a -carbo X y)ben Z yloxy]benzyl>6.(3-benzyl-3.4^,6-tetrahydro-2(lH).pyri m idinon^.yl)-benzimi- 

dazol 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n- Butyl- l-[4-[(a.ethoxycarbonyl)benzyloxy]ben 2y n-6.f3.benzvl 34.56 to 
30 trahydro-2(l^ und 1 N Natronlauge in Ethanol J ( benz y U3 ^ 6 -^ 

Ausbeute: 80,4% derTheorie. 

Schmelzpunkt: 124-126°C 

C37H38N4O4 (602,74) 

Ber.:C 73,73 H635 N 9,30 
35 Gef.:C 63,47 H6,50 N9,05 

Beispiel 8 

^ 2 -"-Butyl-t-M(a.carboxy)benzyloxy]be^^ 

a) 2-n-Butyl-l-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyi]-6.(N-cycIohexyla m inocarbonyl-methyla m ino)-ben2i- 

midazol 

Ausbeute: 50,0% der Theorie, 

0l,R f -Wert:030(Kieselgel;Laufmittel:Methylethylketon/Xylol =1:1) 

b) 2-n-Butyl-K4-[(a^^ 

Hergestellt analog Beispiel Ib'aus 2-n- Butyl- l-[4-t(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benz y n.6-(N-cvclohexvl a mi 
nocarbonyl-methylammo)benzimidazol und 1 N Natronlauge in Ethanol *J ocnz y j J ° cyclonexylami- 

55 Ausbeute: 93,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 168— 169°C 
C34H40N4O4 (568,72) 
Ber.:C71,81 H 7,09 N9,85 
Gef.:C 71,78 H7.02 N9,71 
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Beispiel 9 

*"-Propyl-5-(2-methyl-p ro pionyfc 

65 a ) 2 - n - Pr °Py I -5-(2-methyl-propionylamino)-imidazo[4,5-b]pyridin 

2,62 g (15 mMol) 2-n-Propyl-5-amino-imidazo[43'b]pyridin werden in 100 ml absolutem Methylenchlorid sus- 
pends und unter Ruhren und Eiskuhlung mit 3,16 g (20 mMol) Isobuttersaurechlorid^VsetzL ^SUSi 

20 
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w.rd be. -5 C e.ne Losung von 3 03 g (30 mMol) Triethylamin in 5 ml Methylenchlorid zugetropft Nach einer 
S unde be. Raumtemperatur wind das Reaktionsgemisch mit 100 ml 2 N Salzsaure versetzt u°d eine wei e^e 
Stunde geruhrt. Danach w.rd die Ldsung au f Eiswasser gegossen und mi« gesattigter NatfSS^bSSJ 
losung versetzt. D.e waBnge Phase wird 3 x mit je 100.ml Essigester extrahiert. die veSS SJlSn 
Phasen werden anschheOend m.t Kochsalzlosung gewaschen. Qber Natriumsulfat vtrodmS^Zg^^ , 
Rohprodukt wd m Methylenchlorid aufgenommen und Ober eine Kieselgelsaule (KorngroBe 0063-5? I mm) 

nut "eigender Kolaritat (25 1 und 19 : 1) verwendet werden. Die einheitlichen Fraktionen werden eineeen*t 
der Ruckstand wird mit Petrolether/Ether= 1 : 1 verrieben und abgesaugt e.ngeengt, 
Ausbeute: 2,05 g (56% der Theorie), -ogesaugi. 

Schmelzpunkt:206°C '<> 
C,jH, 8 N<0 (24630) 
Ber.:C6339 H 737 N 22.75 
Gef.:C 63,64 H 737 N 22,98 

(b) 2 n -P~pyl-5-(2-meth y |.propionylamino)-3-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin " 

hox^b^ 
Ausbeute: 33,7% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 100- !01 o C 20 
c) 2-n-Propyl-5-(2- m ethyl- P ropionylamino)-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]imidazc{43-b]pyridin 

Ausbeute: 52,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 134°C 
C28HJ0N4O4 (486,58) 
Ber.:C 69,12 H6,21 N 11,51 
Gef.:C 69,03 H 6.11 N 11,36 

Beispiel 10 

^■B»ty|.S..al ero yl.™no-3^ ^ 

Ausbeute: 57,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: sintert ab96°C 

C30H34N4O4 x 0,5 H 2 0 (532,65) <o 
Ben: C 68.82 H6,74 N 10,70 
Gef.:C 68.99 H6.67 N 10,58 
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Beispiel 1 1 

2.n-Propyl-5-(l-methyl-benzimidazol-2- y l)-7-methyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]imida2o[4,5.b]p y rid: 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-Propyl-5-(l-methyl-benzimidazol-2-vn-7 methvi ^ mjy„ l 
nyl)benzyl]oxy]benzyl-imidazo[4,5-b]pyridin und 1 N Natro^wge h Ethanol metn y'-3-[4-[(a-ethoxycarbo- 
Ausbeute: 4 1,4% der Theorie, so 
Schmelzpunkt: 242 — 244°C 
C 3 3H 3 ,N 5 03 (545,65) 
Ber.:C 72,64 H5.73 N 12,83 
Gef.:C 72,51 H5,75 N 12,97 

55 

Beispiel 12 

2-n-*opyl-6-(l^ 

Hergestellt analog ; Beispiel lb aus 2-n-Propyl-6Kl-methyNbenzimidazol-2-ylKmethvl-U4-r(a-ethoxvcarbo. ™ 
ny!)benzyloxy]benzyl]benz!midazol und 1 N Natronlauge in Ethanol Y 1 11 etnox ycart>o- 

Ausbeute: 41,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: amorph 
C34H32N4O3 (544,66) 

Ben: C 74,98 H5,92 N 10,28 « 
Gef.:C 74,55 H6.06 N 10,08 
Massenspektrum:(M + H) + -545 
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Beispiel 13 

2-Methyl-4-{4'-[(a.carboxy)b e nzyloxy]benzyloxy]chinolin 
a)2-Me t hyl-4-[4'-[(a.ethoxycarbonyl)benzyloxy]ben 2 yloxy]-chinolin 

^ 0| . R '- W "t:0 ( 55(Kieselgel : Laafmi,tel:Methy.enchlorid/E,hanol-.9 : 1) 

b)2-Methyl-4-{4'.[(a-carboxy)benzyloxy]benzyloxy]chinolin 

HS^iS&S*** ' b ^ ^'^^ und IN 

15 Ausbeute:66,6°/oderTheorie, 
Schmelzpunkt: 142- 143°C 
C 25 H2,N04 (399,50) 
Ber.:C 73,17 H530 N3,51 
Gef.rC 73,56 H5.25 N3.34 
20 Massenspektrum: (M + H)+ =400 

Beispiel 14 

01. Rf-Wert: O30(Kieselgel : Laufmittel: Methylenchlorid/Ethanol -19:1) 

Schmelzpunkt: 147- 148° C 
40 C26H34N4O4 (466,59) 

Ber.:C 66,93 H735 N 12,01 
Gef.:C 66,69 H7.48 N 11,85 

45 Beispiel 15 

2-n.Batyl.l.[4-[(a-carboxy)cyclohexyl m ethyloxy]benzyI]^ 

daz H o7^ 
50 Ausbeute: 92,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 208° C (Zers.) 
C2«H 32 N 2 0 3 (420,56) 
Ber.:C 74,25 H 7,66 N6,66 
Gef.:C 73,98 H 7,52 N6.41 

55 

Beispiel 16 

^n-B u tyl-4-chlor- 5 -hydroxy m ethy^K4-[(a-ca^boxy)be„ ^ yloxy]be„zyl ]im i da^o , 
ny&t>btSb^ 

« ite,tdfe b ^^ ung des 2 - nButyi - 5 - ch '- 

Ol.Rr-Wert:0,70(Kieselgel;Uuf m ittel:MethyIenchl O rid/Methanol-6:l) 
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b ) 2 -»-B««y'-4-ch.or-5. hy droWethylM W (a-car^ 

.ox*^^ 
Ausbeute: 34,0% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 1 76° C 5 
C23H25CIN2O4 x HCI (465^8) 
Ben: C 5936 H5 t 63 N6.02 
Get: C 59,53 H5,43 N5,97 

Beispiel 17 10 

2-n-Butyl-chlor^-hyd™^ 

Ausbeute: 66.0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 175-1 76° C 
C21H29CIN2O4 (408,93) 
Ber.:C 61,68 H7.14 N6.84 

Gef.:C6134 H 7,11 N638 20 

Beispie! 18 

2.n-Butyl-5-chlor-4-hydroxy m ethyl.l<4.[(l.carboxy)-n.propyloxy]ben 2 yl]imida2ol 

Ausbeute: 70,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 182— 184°C 

C 19 H2 5 C1N 2 04 (38038) 30 
Ber.:C 59.91 H6.61 N 735 
Gef.:C 59,67 H633 N7.22 

Beispiel 19 

2-n-Butyl-4-chlor.5-hydroxymethy|.l-[4.[(t-carboxy).„.propyloxy]benzyI]i m idazol 

Ausbeute: 66,0% der Theorie, 40 
Schmelzpunkt: 125— 127°C 
C19H25CIN2O4 (380,88) 
Ber.:C 59,91 H6,61 N 735 
Gef.:C 59,74 H6,60 N6,90 

45 

Beispiel 20 

2-n.Buty|. c hIor-5-methoxymethy!-K4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]imidazoI 

Ausbeute: 45,0% der Theorie, " 
Schmelzpunkt: 156— 158° C 
C24H27CIN2O4 (442,95) 

Ber.:C 65,08 H6.14 N6.32 55 
Gef.:C 64,70 H638 N6,03 

Beispiel 21 

Ausbeute: 57,0% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 164 — 165° C 65 
C21H29CIN2O4 (408^3) 
Ber.:C61,68 H7,14 N6,84 
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Gef.:C 61,63 H7,09 N6,71 

Beispiel 22 

5 2 - n - Butyl - 4 - h y drox y me thyl-5<hlor-l-[4:[(a-carboxy)ben Z yl 0 xy]ben2yl]imidazol 

Ausbeute: 18,0% derTheorie, 
io Schmelzpunkt: 193°C 
C23H25CIN2O4 (428,92) 

Rf-Wert:0J0(Ki^ . 
Massenspektrum: (M + H) + « 394/396 (CI) 

15 Beispiel 23 

2-n-Butyl-5.chIor^^ 

2 o loxy^ 

Ausbeute: 27,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 154°C 
C20H27CIN2O4 (394,90) 

S^' 1 ' 0 ^?" 03 ^ 1 ^^^ Laufmitt <* MethyIenchiorid/Methanol-9 ■ 1) 
25 Massenspektrum:(M + H) + »394/396(Cl) ' 

Beispiel 24 

Ausbeute: 72,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 1 82° C 
35 C29HMCIN2O4 (505,02) 
Ber.:C 68,97 H5,78 N5.54 
Gef.:C 68,50 H5,83 N5.46 
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Beispiel 25 

2-n-B U tyl-4-chlor-5-hydroxyn,e,hyI-l-[4- f (a-carboxy)-p-phenyl-ben 2 yloxy]b e nzyl]i m ida2ol 

.oxyStr d ^ 

Aiickanta.TCnfl/. J—T1 ■ 



45 Ausbeute: 75,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 185-186°C(Zers.) 
C29H29CIN2O4 (505,02) 
Ber.:C 68,97 H5.78 N5.54 
Gef.:C 68,87 H5,80 N5.42 
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Beispiel 26 

Ausbeute: 69,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: ab 188°C(Zers.) 
C27H27CIN2O4 x 0,5 H 2 0 (487,99) 
60 Ber.:C 66,45 H5,78 N5,74 
Gef.:C 66,63 H5.66 N5,75 

Beispiel 27 



24 



Ausbeute:82,0%derTheorie 
Schmelzpunkt: 142°C(2ers.) * 
C 27 H 27 CIN 2 04 x 0,5 H 2 0 (487 99) 
Bcr.:C 66,45 H5,78 N5 74 
Gef.:C 66,62 H5,66 N6,12 



41 42 366 Al 



Beispiel 28 

Schmelzpunkt: 1 1 0" C (Zers ) 
C 3 rH 2 ,ClN 2 0« x HjO (497.00) 
Ber..C 65.25 H5.88 N5.63 

Gef.:C65,58 H5.89 N5.83 '5 

Beispiel 29 

Schmelzpunkt: ab I00°C (Zers ) 

Cj 7 H 27 CIN204 x HjO (497 00) 25 
Ber.:C 65,25 H5.88 N5.63 
Gef.:C65.2t H5.70 N6.10 

Beispiel 30 30 

2-n-ButyU.chlor-5.hydroxymethyl-I^4-r(a-carboxvl n u 
H „ lnl y) " P ' n,ethox y- benz yloxy]ben2yllimidazol 

Schmelzpunkt:! 65° C 
C 24 H 27 CIN 2 0 5 (458,95) 
Ber.:C62,81 H5,93 N6.I0 
Gef.:C 62,69 H6,02 N533 

40 

Beispiel 31 

Schmelzpunkt: 168°C 
C 22 H 3 tClN 2 0 4 (422^6) 

Ber.:C 62,45 H738 N6,62 50 
Gef.:C62^3 H7,47 N6.79 

Beispiel 32 

Hergestellt analo* Rekni*i tk ^ ~ 

Schmelzpunkt: 137- 138°c 60 
C 20 H 27 ClN 2 O4 (394,90) 
Ber.:C 60,83 H6,89 N7 09 
Gef.:C 60,67 H6.94 N6,67 
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Beispiel 33 

2.n-ButyM-chlor-5.hydr<*ymethy|. 1 -[4-[(1 -carboxy)-n.pentyloxy]benzyl]iniidazol 

Ausbeute: 61,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 150°C 
C21H29CIN2O4 (408.93) 
10 Ber.:C61.65 H7.14 N6.85 
Gef.:C 62,31 H6,85 N 7,21 

Beispiel 34 

15 2 - n - ButyU - h y dr ^^ 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-Butyl-4-hvdroxvmethvl-5-ehlnr i u r/i ™*u 
Ioxy]benzyl]imida2oi und IN Natronlauge in Etfiuil V 5 ^ hlor -KM(1-inethoxycarbonyl).n-penty. 

Ausbeute: 57.0% der Theorie, 
20 Schmelzpunkt: 168°C 
C21H29CIN2O4 (408,93) 
Ber.:C 61,65 H7.14 N6,85 
Gef.:C 61,59 H 7,11 N6,91 

25 Beispiel 35 

2 - n -Butyl-8-methy|.3{4{^ 

»)2-"-Butyl-8-methyl-3^{a-ethoxycarbonyO 

u£^££&* BeiSPiel U ^ 2 - B -^«-thyl-chinazolin-4(lH).on und 4.(a-Ethoxycarbonyl-benzy- 
Ausbeute: 37% der Theorie. 

61, R f - Wert: 0.45 (Kieselgel; Laufmittel: Petrolether/Essigester-4 : 1) 

b)2-n.Buty|.8- m ethyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyIoxy]ben 2 yl]china 2 olin-4-on- S emihydrat 

40 Ausbeute: 84% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 201 — 204° C, 
C28H28N2O4 x 03 H2O (46536) 
Ber.:C 72,24 H6.28 N6,02 
Gef.:C 72,41 H6,33 N 5,75 
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Beispiel 36 

2M,.B u .yM.chlor*h,ero»y» et ^ 

Ausbeute: 67,1% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 1 45 - 1 50° C 
C24H33CIN2O4 (448,96) 
55 Ben: C 64,20 H 7,40 N 6,24 
Gef.:C 63,97 H7.38 N6,0t 

Beispiel 37 

60 ^"^^roxym 

Ausbeute: 59,1% der Theorie, 
65 Schmelzpunkt: 180- 183°C 
C24H33CIN2O4 (448,96) 
Ber.:C 64,20 H 7,40 N6.24 
Gef.:C 63,99 H 7,20 N 6,27 
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Massenspektrum: m/e -448/450 (CI) 

Beispiel 38 

2.n-Butyl-K4-f(l.carb 0 xy-3-methyl)butyloxy]benzyl]ben Z iniidazol 

Ausbeute: 823% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 150-152°C 

C 2 4H3oN 2 0 3 (39432) 10 
Ber.:C 73,07 H7,66 N7.10 
Gef.:C 72,83 H 737 N7.I4 
Massenspektrum: m/e - 394 

Beispiel 39 is 

2-n-ButyM.[4-[(l.carboxy.2.cycIohexyi)ethoxy]benzyl]benzimidazoI 

daz"^ m 
Ausbeute: 82,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 165-1 70° C 
C27H34N2O3 (43438) 
Ber.:C 74,63 H 7,88 N6.44 

Gef.: C 74,46 H 7,77 N 630 25 
Massenspektrum: m/e -434 

Beispiel 40 

loxygnzy!]L a z?m^ 
Ausbeute: 80,3% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 120-1 30° C « 
C 2 7H 35 N 2 04 (46539) 35 
Ber.:C 69,65 H 7,58 N9.02 
Gef.:C6930 H7,84 N8.83 
Massenspektrum : m/e - 465 

40 

Beispiel 41 

2-n.Bu,y«.5.pro P iony. am ino..^ 

Ausbeute: 82,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 165-170°C 
C 2 7H 35 N 3 0 4 x 0,5 H 2 0 (474,60) 
Ber.:C6832 H 7,64 N8.85 
Gef.: C 68,63 H 7,72 N 8,90 

Beispiel 42 

Schmelzpunkt: 155- 160°C so 
C 3 ,H 42 N40 4 (534,71) 
Ber.:C 69,64 H 7,92 N 10,48 
Gef.: C 6938 H8,03 N 10,36 
Massenspektrum: (M + H)+ - 535 

65 
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Beispiel 43 



2-n- Butyl-5-cyclohexyIami nocarbonylamino- 1 -[4-[( 1 -carboxy-3- 
methyI)butyloxy]be*zyl]benzimidazol 

i He ^ g nK ei ! l . anal i°u g Be !?J? iel lb aus ^"^^^-^^ohexylaminocarbonylamino-l^-rfl-methoxvcarbonvl- 
3-methyl)buty|.oxy]bcnzyl]benzirnida 2 ol und 1 N Natronlauge in EthanoL 1 11 methoxycarbonyl- 

Ausbeute: 95,7% der Theorie, 
Schmeizpunkt: 220-225°C 
10 C 3I H 4 2N404(534 t 7l) 

Ben: C 69.64 H 7,92 N 10,48 
Gef.:C 69.49 H7.99 N 10.52 
Massenspektrum:(M + H) + =535 

15 Beispiel 44 

2-n-Butyl^N.propionyl-methylam^ 

Ausbeute: 66,8% der Theorie, 
Schmeizpunkt: 1 70- 1 75° C 
C28H37N3O4 (479,63) 
Ber.:C 70,12 H 7,78 N8,76 
Get: C 7035 H 7,85 N8.91 

Beispiel 45 

2-nButyl-5.(N. p ropionyl-meth y iamino^K4-[(l.carboxyO-m 

Ausbeute: 62,0% der Theorie, 
Schmeizpunkt: 172-175°C 
35 C28H37N3O4 (479,63) 

Ber.:C 70,12 H7.78 N8.76 
Gef.:C 70,11 H 7,80 N 8,63 
Massenspektrum: m/e = 479 

40 Beispiel 46 

2-n-Buty|.6.(N.cyclohe Xy laminocarbonyl.methylam 
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Hergestelit analog ^Beispiel 1 b aus 2.n-ButyI.6-(N-cyclohexylaminocarbony!.methylamino)-l -methox 
ycarbony|.3.methyl).butyloxy]benzyl]benzimidazol und 1 N Natronlauge in Ethanol ' 1 U 

Ausbeute: 76,1 % der Theorie, 
Schmeizpunkt: 170~175°C 
C32H44N4O4 (548,73) 
50 Ber.:C 70,04 H8.08 N 10,21 
Gef.:C 69.95 H8,10 N 10,22 
Massenspektrum: m/e « 548 



Beispiel 47 

2-n-Bu t yl-5-(N-cyclohexyla m inocarbonyl-methyIa«nino)-1-[4-[(l-carboxy-3-mcthyl)b U tyloxy]benzyl]ben Z imida- 

zol 

Hergestelit analog Beispiel lb aus 2.n-Buty|.5.(N.cyclohexylaminocarbonyl-methylamino)-l-r4-rn -methox 
ycarbonyl^-methyO^ nyiammo) L 4 [(1 methox- 

Ausbeute: 72,9% der Theorie, 

Schmeizpunkt: 178- 182°C 

C 32 H44N 4 04 (548,73) 

Ber.:C 70,04 H8.08 N 10.21 

65 Gef.:C 69,77 H 7,97 N 10,04 

Massenspektrum: m/e =» 548 
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Beispiel 48 

2-n-Butyl^4-[(a<arboxy)be^ 

Hergestellt analog Beispiel l b aus 2-n-ButylO-[4-[(a-(ethoxy^^ 
lammocarbonylamino-imidazot4 t 5-b]pyridin und 2N Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 80,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 191 - 193°C 
C29HJ3N5O4 (515.62) 
Ber.:C 67,55 H6.45 N 13,58 
Gef.:C 67,49 H6.62 N 13,57 

Beispiel 49 

2-n-Butyl-3-[4{(a-carboxy)ben^ 

1 -yl)-imidazo(4,5-b]pyridin 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-Butyl-3-[4-[(a.ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl].5-methyN6.(3-ben. 
zyl-34,5,6-tetr^ * I 

Ausbeute: 87,5% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 157- 160° C 

C 3 7H 3 9N 5 04(617,75) 

Ber.:C71,94 H636 N 11,34 

Gef.:C 71,71 H6.36 N 10,96 

Beispiel 50 

2-n-Butyl-6-(N-methy!aminocarbonyl-n-pen^ 

Hergestellt .analog Beispiel 1 lb aus 2-n.Butyl-6.(N-methylaminocarbonyl.n-pentylamino)-K4.[(a-methoxycar- 
bonyl)-benzyloxy]benzyl]benzimidazol und IN Natronlauge in Ethanol. y 
Ausbeute: 76,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 170-1 72° C 
C33H40N4O4 (556,71) 
Ber.:C 71.20 H 7,24 N 10,07 
Gef.:C 70,80 H7.34 N9.96 

Beispiel 51 

2-n-Butyl-6^N<yclohexylamin^^ 

H u rge uu !1 % an f lo S Beispiel lb aus 2.n.Butyl-6-(N-cydohexylaminocarbonyl-n-pentylamino)-K4-r(a^methox. 
ycarbonyl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol und IN Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 65,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 83°C 
C M H 4 8N 4 04 (624,83) 
Ber.:C 73,05 H7.74 N8.97 
Gef.:C 72,80 H7,51 N8.59 

Beispiel 52 

2-n-Butyl-4-hydroxymethyl-5-ch^ 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n.Buty|.4-hydroxymethyl.5.chlor-l.[4.[(a.methoxycarbonyUa-phe- 
nyl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol und 1 N Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 50,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 165°C(Zers.) 
C29H29CIN2O4 (505.02) 
Ber.:C 68,97 H5.79 N5.55 
Gef.:C 68,50 H5,72 N5,51 

Beispiel 53 

2-n-Butyl-6-(p.methyl-phenylsuIfonyIamino)0.[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyI]benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-Butyl-6.(p-methylphenyIsulfonylamino)-l-[4.[(a-methoxycarbonyl)ben- 
zyloxy]benzyl]benzimidazol und 1 N Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 8 1,0% der Theorie, 
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Schmelzpunkt: 150°C 
C 3 3Hi3N 3 05S(583,7l) 
Ber.:C 67,90 H5.70 N 7,20 
Gef.:C 67,18 H5,70 N6,% 
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Beispiel 54 



Ausbeute: 96,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 218°C 
CmHjsNjOsS (597,71) 
is Ber.:C 68.32 H5,90 N 7,03 
Gef.:C 67,82 H 5,84 N 6,85 
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Beispiel 55 



Ausbeute: 94,0% der Theorie, 
25 Schmelzpunkt: 202° C 
C3«H43N 3 0 5 S (653,81) 
Ben: C 69.80 H6,63 N6,43 
Gef.:C 69,47 H6.57 N6.64 
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Beispiel 56 

2-n-Butyl-K(4.[(a.carboxy)benzyloxyKa.methyl)benzyl>benzimidazoI 
a)4-[(a-Ethoxycarbonyl)benzyloxy]acetophenon 

Ausb'S^ 

R f -Wert:0,58(Kieselgel;Laufmittel:Toluol/Essigester-85 : 15) 

b) 1 -fH(a*Ethoxycarbonyl)benzyloxy]phenyl]ethanol 

tem^^ in 50 gelOst und bei Raum- 

St U ndenbeiWCgeruhrt.N™ h AbkQhl U n ea ^^^^^ Die Reaktionsmischung wird 2 

Ausbeute: 1,0 g(43% der Theorie), 
50 6l Rf-Wert: 0,50 (Kieselgel; Laufmittel: Toluol/Essigester = 7:3) 

c) 1 -[4-[(a-Ethoxycarbonyl)benzyloxy]phenyl>l -methansulfonyloxy-ethan 

Nach einer Stunde bei Raumtemperatur wird das Reaktfonfi; i ^ esylchlor,d un »" Ruhren zugetropfi. 
rid extrahiert und fiber NatriuS^^ 

direkt umgesetzt. e e ivonproaukt wird ohne weitere Reinigung 

d) 2-n-Butyl- 1 -t4-[(a-ethoxycarbonyl)ben Z yloxy].(a- m ethyl)ben Z yl]benzimidazol 

A usbeu te : 0, 1 0 g ( 1 5% der Theorie), 
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Rf-Wert:0^5(Kieselge!;Laufmi«el:Toluol/Essigester=8:2) 

e) 2-n-Butyl- 1 -(4-[(a-carboxy)be n2 yloxyKa-methyl)benzyl]benzimida2ol 

daz^n?^ 
Ausbeute: 82,0% der Theorie, 
SchmeIzpunkt:109°C 
C27H28N2O3 (428^1) 
Ber.:C 75,67 H6.59 N6.54 
Gef.:C 75.93 H6J6 N6.32 

Beispiel 57 

--B W M W M,H.« M!0 , 5 ^^^^^^^^ 

a)5-Benzyl-1H-tetrazol 

aXES* de? Sri?" 1 ' Na,riUmaZ ^mmoniumcWorid in Dimethy.formamid. 
Schmelzpunkt: 130-1 32° C 

b)N.Triphenylmethyl-5-benzyl-tetrazo! 

Schmelzpunkt: 158-160°C 

c)N-Triphenylmethyl-5-{a-brom)benzyl-tetrazol 

Schmelzpunkt: 160-162°C 

zo."S^ 
Ausbeute: 65,5% der Theorie, 

Rr-Wert.0,45(Kieselgel;Laufmittel:Methylenchiorid/Ethanol = 19:l) 

e)2-n-Butyl-.-K4-hydroxy)benzyl^3.benzy|.3A5.6^etrahydro-2(.H)pyri m idinon-^ 

versetzt und mit 5 bar Wasserstoff bei RaumtemDTra^,^ ^hydrieA nlr tf,^ d ' Um Aktivk °hle (10%ig) 
wind eingedampf, und der Riickstand ube em ES s2 nST^ abnltrier, • das Filtr « 
rid/Ethanol chromatographies Die einheitlichen SwomhISSIT^' ° l063 T 0 : 02 mm ) mit Methylenchlo- 
wird mit Ether verrieben und abgesaugt Frakt,onen werde " vere.mgt und e.ngedampft. der Riickstand 

Ausbeute: 1,1 g(55% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 190-191°C 

zol ..rto, in 10 ml DimUls.lfo'i g^lol lS™ tef^l^ 
Schmelzpunkt: ab 150°C(Zers.) 
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g) 

2-n-Butyl- 1 -[4-[<x-( 1 H-tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl]-6-(3-benzyl-3,4,5,6-tetrahydro-2( 1 H)pyrimidinon- 

1 -yl)-benzimidazol 

0,9 g (1,0 mMol) 2-n-Butyl-l-[4-[(a-NMriphenylmethyl)tetrazoU^^^ 
trahydro-2(1H)pyrimidinon-t-yl)-benzimidazol werden in 40 ml Ethanol, 10 ml Methylenchlorid und 12 ml 4 N 
Salzsaure gelost und 2 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt. Nach Zusatz von 30 ml Wasser wird mit Methylen- 
chlorid extrahiert. Die organische Phase wird mit 1 N Natronlauge gewaschen, mit verdunnter Essigsaure 
angesauert und iiber Natriumsulfat getrocknet. Das Rohprodukt wird tiber eine Kieselgelsaule (KorngroBe: 
0.063-0,02 mm) mit Methylenchlorid/Ethanol (50 : 1 und 19 : 1) chromatographiert Die einheitlichen Fraktio- 
nen werden vereinigt und eingedampft. 
Ausbeute: 0,22 g (34% der Theorie), 
Schmelzpunkt:ab 134°C(Zers.) 
C37H38N8O2 (626,76) 
Ber.:C 70,90 H6.ll N 17,88 
Gef.:C 70.72 H 6.00 N 17,68 

Beispiel 58 

2-n-Propyl-4-methyUl-[4-[a-(lH-tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

a)2-n-PropyI-4-methyM-[4-[(a-(N-triphenylmethyl)-tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl-benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel 57f aus 2-n-Propyl-4-methyl-l-[(4-hydroxy)benzyl]benzimidazol und N-Triphenyl- 
methyl-5-[(a-brom)benzyl]tetrazol. 
Ausbeute: 99% der Theorie, 

Rf-Wert: 0,68 (Kieselgel; Laufmittel: Methylenchlorid/Methanol -19:1) 

b) 2-n-Propyl-4-methyl- 1 -[4-[a-( lH-tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-Propyl-4-methyl-l-[4-[(a-(N-triphenylmethyl)tetrazol-5-yl)benzy- 
loxy]benzyl]benzimidazol und methanolischer Salzsaure. 
Ausbeute: 63% der Theorie, 
Schmelzpunkt: amorph 
C 2 6H 2 6N 6 0 (438,54) 
Ber.:C 71.21 H5.98 N 19,17 
Gef.:C 70,99 H5.98 N 18,96 

Beispiel 59 

2- n-Propyl-4-methyl-6-( 1 -methy l-benzimtf^^ 

a) 

2-n- Propyl-4-methyl-6-( 1 -methyl-benzimidazol-2-y l)-l -[4'[(a-(N-triphenylmethyl)tetrazol-5-y!)benzyloxy]ben- 

zyl]benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel 57f aus 2-n-Propyl-4-methyl-6-(l-methyt-benzimidazol-2-yl)-l-[(4-hydroxy)ben- 
zyl]benzimidazol (Synthese analog Beispiel 58d und 58e) und N-Triphenylmethyl-5-(a-brom)benzyl-tetrazoL 
Ausbeute: 94% der Theorie, 

Rf-Wert: 0,70 (Kieselgel: Laufmittel: Methylenchlorid/Methanol = 9:1) 

b) 

2-n-PropyI-4-methyl-6-(l-methyl-benzimidazol-2-yl)-l-[4-[a-(lH-tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-Propyl-4-methyl-6-(l-methyl-benzimidazol-2-yI)-l-[4-[(a-(N-triphe- 
nylmethyl)-tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol und methanolischer Salzsaure. 
Ausbeute: 62% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 165-t66°C 
C34H32N8O (568,69) 
Ber.:C 71,81 H5.67 N 19,71 
Gef.:C71,68 H5.60 N 19.55 

Beispiel 60 

2-n-Propyl-5-n-butyrylamino-3-[4-[(l-(^ 

a) 2-n- Propyl-5-n-butyry lamino-3-[4-[( 1 -cyano-3-methyl)butyloxy]benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin 



32 



0 41 42 366 Al 

Hergestellt analog Beispiel 57f aus 2-n-Propyl-5-n-butyrylamino-3-[(4-hydroxy)benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin 
und2-Brom-4-methyl-valeronitril. 
Ausbeute:85% derTheorie, 

Rf-Wert:0 t 40(Kieselgel,Laufmittei:Essigester/Petrolether«l : I) 
b)2-n-Propyl-5-n-butyrylamino-3-[4-[(l-(lH-tetrazol-5-y^^ 

Eine Mischung aus 800 mg (1,78 mMol) 2-n-Propyl-5-n-butyrylamino-3-[4-[(l-cyano-3-methyl)butyloxy)ben- 
zyl]imidazo[4,5-b]pyridin, 22 g (33 mMol) Natriumazid und 1,8 g (33 mMol) Ammoniumchlorid in 8 ml Dime- 
thylformamid wird 5 Stunden unter Riihren bei 130°C geriihrt. AnschlieBend wird in Eiswasser geruhrt, das 
ausgefallene Produkt abgesaugt, mit Wasser gewaschen, getrocknet und iiber eine Kieselgelsaule (Methylen- 
chlorid/Ethanol =■ 19 : t) gereinigt. Die die gewunschte Substanz enthaltenden Fraktionen werden eingeengt, der 
erhaltene Ruckstand mit Ether verrieben, abgesaugt und getrocknet. Beim Wiederholen des vorstehend be- 
schriebenen Reinigungsschrittes erhalt man 370 mg(42% derTheorie) vom Schmelzpunkt 175— I77°G 
C 26 H M N 8 0 2 (490,61) 
Ber.:C 63,65 H6.94 N 22.84 
Gef.:C 63,61 H 7,03 N 22.83 

Beispiel 61 

2-n-Butyl-4-hydroxymethyl-5-chlor-l-{4-[(lH-tetrazol-5^ 

Hergestellt analog Beispiel 60b aus 2-n-Butyl-4-hydroxymethyl-5-chlor-l-[4-(l-cyano-propyloxy)benzyl]imi- 
dazol und Natriumazid/Ammoniumchlorid in Dimethylformamid. 
Ausbeute: 78% derTheorie, 
0l,C t9 H 2 5ClN6O2 x 1,5 HC1 (45939) 
Ber.iC 49,65 H5.81 N 183 
Gef.:C 49,41 H6.03 N 18,52 

Beispiel 62 

2-n-Butyl-5-hydroxymethyl-4-chlor-l-[4-[(l-(lH-tetrazo^^ 

rid 

Hergestellt analog Beispiel 60b aus 2-n-Butyl-5-hydroxymethyl-4-chlor-l-[4-(l-cyano-propyloxy)benzyl]imi- 
dazol und Natriumazid/Ammoniumchlorid in Dimethylformamid. 
Ausbeute: 70% der Theorie, 
0l,Ci9H 2 5CIN 6 O2 x 13 HCI (459,59) 
Ber.:C49,65 H5,8l N 18,28 
Gef.:C 49.86 H 5.76 N 18,26 

Beispiel 63 

2-n- Butyl- l-[4-[(a-carboxy)benzyIamino]benzyl]benzimidazol-semihydrat 

a) 2-n-Butyl- 1 -[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzylamino]benzyl]benzimidazol 

1,0 g (3,6 mMol) 2-n-Butyl-l-[(4-amino)benzyl]benzimidazol, 0,87 g (3.6 mMol) 2-Brom-phenylessigsaureethy- 
lester und 03 g Natriumacetat-trihydrat werden in 20 ml Ethanol gelost und 18 Stunden bei Raumtemperatur 
geriihrt. AnschlieBend wird das Reaktionsgemisch noch 4 Stunden unter RiickfluB erhitzt. Das Solvens wird 
eingedampft, der Ruckstand wird mit Wasser versetzt, mit verdunnter Ammoniaklosung alkalisch gestellt und 
mit Essigester extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen werden mit Wasser gewaschen, iiber Magnesium- 
sulfat getrocknet und eingedampft. Der Ruckstand wird iiber eine Kieselgelsaule (KorngroBe: 0,063—0,02 mm) 
gereinigt, wobei als Elutionsmittel Petrolether mit 10—15% Essigester verwendet wird Die einheitlichen Frak- 
tionen werden vereinigt und eingedampft. 
Ausbeute: 1,0 g (63% derTheorie), 

Rf- Wert: 0,53 (Kieselgel; Laufmittel: Petrolether/Essigester«3 : 1) 

b) 2-n- Butyl- l-[4-[(a-carboxy)benzylamino]benzyl]benzimidazol-semihydrat 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n- Butyl- l-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzylamino]benzyl]benzimidazol und 
1 N Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 99% derTheorie, 
C26H27N3O2 x 03H 2 O(422,54) 
Ber.:C 73,91 H6.68 N9.95 
Gef.:C 74,05 H635 N9.91 
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Beispiel 64 

2-n-Butyl-l-[4-[(a-carboxy)-N-acetyl-benzylamino]benzyl]benzimidazol 

a)2-n-Butyl-1-[4-[(a-ethoxycarbonyl)-N-acetyl-benzylamino]benzyl]benzimidazol 

0,5 g (U mMol) 2-n-Butyl-l-{4-[(a-ethoxycarbonyI)benzylamino]benzyl]benzimidazol werden in 5 ml Acetan- 
hydrid gelost und 3 Stunden bei !20°C geruhrt Das Solvens wird abgezogen. der Ruckstand wird Qber eine 
Kieselgelsaule (KorngroBe: 0,063—0,02 mm) gereinigt, wobei als Elutionsmittel Essigester verwendet wird. Die 
einheitlichen Fraktionen werden vereinigt und eingedampft. 
Ausbeute : 0,35 g (64% der Theorie), 

Rr- Wert: 0,50 (Kieselgel; Laufmittel: Methylenchlorid/Ethanol-95 : 5) 

b) 2-n- Butyl- 1-[4-[(a r carboxy)-N-acetyl-benzylamino]benzyl]benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n- Butyl- 1-[4-[(a-ethoxycarbonyl)-N-acetyl-benzylamino]benzyl]benzimi- 
dazol und 1 N Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 74% der Theorie, 
Schmelzpunkt : 2 1 2 - 2 1 4° C 
C 28 H29N30 3 (45536) 
Ber.:C 73,82 H6.42 N9.12 
Gef.:C 73.50 H 638 N 9,28 

Beispiel 65 

2-n-Butyl-l-[4-[(2-carboxy-3-phenyl)propyI]benzyl]benzimidazol 

a)2-n-Butyl-l-[(4-hydroxymethyl)benzyl]benzimidazol 

1,2 g (30 mMol) Lithiumaluminiumhydrid werden in 200 ml absolutem Tetrahydrofuran suspendiert. Bei 
Raumtemperatur wird eine Losung von 1 0,6 g (30 mMol) 2-n-Butyl- 1 {(4-ethoxycarbonyl)benzyl]benzimidazol in 
100 ml absolutem Tetrahydrofuran zugetropft Die Mischung wird 2 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt und 
anschlieBend unter Kuhlung mit waBriger Natronlauge langsam hydrolysiert. Die kristallisierten Salze werden 
abgesaugt, und das Filtrat wird eingeengt. Der Ruckstand wird mit Wasser versetzt und mit Essigester extrahiert 
Die vereinigten organischen Phasen werden mit Wasser gewaschen, getrocknet und eingedampft. Der Ruck- 
stand wird uber eine Kieselgelsaule (KorngroBe: 0,063 - 0,02 mm) gereinigt, wobei als Elutionsmittel Methyien- 
chIorid/MethanoI(30 : 1) verwendet wird. Die einheitlichen Fraktionen werden vereinigt und eingedampft 
Ausbeute: 6,5 g (74% der Theorie), 

Rr-Wert: 0,60 (Kieselgel; Laufmittel: Methylenchiorid/Methanol- 19 : 1) 

b) 2-n- Butyl- 1 -[(4-chlormethyl)benzyl]benzimidazol 

6,2 g (21 mMol) 2-n-Butyl-l-[(4-hydroxymethyl)benzyl]benzimidazol werden in 10 ml Thionylchlorid gelost 
und 10 Minuten unter RuckfluB gekocht. AnschlieBend wird uberschussiges Thionylchlorid abdestiiliert und der 
Ruckstand mit Eiswasser versetzt Nach der Neutralisation mit gesattigter Natriumhydrogencarbonatlosung 
wird mit Essigester extrahiert Die vereinigten organischen Phasen werden mit Wasser gewaschen, getrocknet 
und eingeengt 

Ausbeute : 6,0 g (9 1 % der Theorie), 

Rf-Wert: 0,65 (Kieselgel; Laufmittel: Methylenchlorid/Methanol-19 : 1) 

c) 2-n-Butyl- 1 -[4-[(2,2-bis-ethoxycarbonyl-3-phenyl)propyl]benzyl]benzimidazol 

2,4 g (9,6 mMol) Benzylmalonskurediethylester werden in 25 ml Dimethylsulfoxid gelost, mit 1,1 g (9,6 mMol) 
Kalium-tert-butylat versetzt und 30 Minuten bei Raumtemperatur geruhrt Danach wird eine L6sung von 3,0 g 
(9,6 mMol) 2-n-Butyl- l-[(4-chlormethyl)benzyl]benzimidazol in 25 ml Dimethylsulfoxid zugetropft Nach einer 
Stunde bei Raumtemperatur wird noch 15 Minuten auf 100°C erhitzt Das Reaktionsgemisch wird mit Eiswasser 
versetzt Das auskristallisierte Produkt wird abgesaugt und mit Essigester extrahiert Die vereinigten organi- 
schen Phasen werden mit Wasser gewaschen, getrocknet und eingeengt 
Ausbeute: 4,2 g (83% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,15 (Kieselgel; Laufmittel: Methylenchlorid/Methanol-30 : 1) 

d) 2-n-Butyl- 1 -[4-[(2-carboxy-3-phenyl)propyl]benzyl]benzimidazol 

0,44 g (0,8 mMol) 2-n- Butyl- l-[4-[(2,2-bis-ethoxycarbonyl-3-phenyl)propyl]benzyl]benzimidazol und 0,12 g 
Natriumhydroxid werden in 30 ml Wasser aufgenommen und 8 Stunden unter RQckfluB gekocht Danach wird 
mit Eisessig angesauert. Das auskristallisierte Produkt wird abgesaugt und uber eine Kieselgelsaure (Korngro- 
Be: 0,063- 0,02 mm) gereinigt, wobei als Elutionsmittel Methylenchlorid/Methanol (19 : 1) verwendet wird. Die 
einheitlichen Fraktionen werden vereinigt. eingedampft, mit Ether verrieben. abgesaugt und getrocknet 
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Ausbeute: 0.1 g (39% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 139-140°C 
C 28 H 30 N 2 O 2 (426,56) 
Ber.: C 7834 H 7,09 N 6.57 
Gef.: C 78,72 H 6,96 N 6.56 

Beispiel 66 

2.n-Buty|.l.[4-[(2-carboxy.2-phenyl)ethyl]benzyl]benzimidazoi 
a)2-n-Butyl-l-t4-(2^-bis-ethox y carbonyI-2-phenyl)ethyl)benzyl]benzimidazoI 

di"h7e^ 
Ausbeute: 82% der Theorie, 

Rf-Wert:0^0(Kieseigel;Laufmittel:Methylench!orid/Methanol=40 : 1) 

b)2-n-Butyl-1-[4-[(2-carboxy-2-phenyl)ethyl]benzyl]benzimidazol 

Ausbeute: 37% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 1 7 1 - 1 72° C 
C 2? H 28 N 2 0 2 (412,54) 
Ber.: C 78,44 H 6,66 N 6,88 
Gef.: C 78,61 H6,84 N6,79 

Beispiel 67 

^.Prop,|.5KN.<,Mcycloh«)to^^ 

Ausbeute: 87% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 1 13- 1 15°C 
C33H 38 N 4 04 (554,70) 
Ber.: C 71,46 H6,91 N 10,10 
Gef.: C 71,60 H6.99 N 10,00 

Beispiel 68 

^■rropyl.HN.cydotejtanino^^ 

Ausbeute: 20% der Theorie, 
Schmelzpunkt:! 83° C 
C 33 H 39 N 5 0 4 (569,72) 
Ber.: C 69,57 H6.90 N 12,29 
Gef.: C 69,80 H6,69 N 11,97 

Beispiel 69 

2-n-Bu,yl-4-me«hyl-7-M I H-tetrazo|.5^ 

Schmelzpunkt: ab 166°C(Zers.) 
C 3 5H34N, 0 O 2 (626,72) 
Ber.: C 67,68 H5.46 N 22,35 
Gef.: C 67,70 H5.52 N 22,66 

Beispiel 70 

2 - n - B ^5-methy^ 

loxy]benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin J) y 
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^ g r! S f e1 /, ana l° g ? e ' S ? ie l 57 aus 2 - n - But y | - 5 - meth y 1 - 6 -(3-benzyl-3 4 4 f 5,6.tetrahydro-2(lH)pyrimidinon.- 
I -yl)-3-[4-{a-(1 -tnphenylmethyl)tetrazol-5.yl)ben2yloxy]benzyl]imidazo-[4,5-b]pyridin und 4N Salzsaure 
Ausbeute: 75% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 185- 187°C 
C37H39N9O2 (661,79) 
Ber.: C 69,24 H6J2 N 19.64 
Gef.: C68.97 H6.17 N 19,91 

Beispiel 71 

2-n-Butyl-5-dimethylaminocarbo^ 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2. n -Butyi-5-dimethylam^ 

trazo!-5-yl)benzyIoxy]benzyl]benzimidazol und 4N Salzsaure. 

Ausbeute;66% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 207 - 209° C 

C29H32N8O2 (524,68) 

Ber.: C 64,1 9 H6,31 N 20,65 

Gef.: C 63,95 H633 N 20.44 

Beispiel 72 

2-Ethyl-5,7-dimethylO-[4^ 

Hergestellt analog : Beispiel I 57g aus 2-EthyN57-dimethylO.Ma-(l.triphenyl m ethyl)tetrazoN5-yI)benz y . 
loxy]benzyl]-imidazo[43-b]pyndm.semihydrat und 4N Salzsaure. 
Ausbeute:83% derTheorie. 
Schmelzpunkt: 104- 105°C 
C2sH2 5 N 7 0 x 0,5 H 2 0 (448,53) 
Ber.: C 66.95 H5.89 N 21,83 
Gef.: C 67,05 H5.94 N 22,36 

Beispiel 73 

2-n-PropyI-4.methyI-l-[4.[a-(0-ethyl-phosphono)benzylamino>benzyl]benzimidazol-hydrat 
a)2-n-Propyi-4-methyi-1-[4^^ 

6.5 g (23.3 mMol) 2-n-Propyl-4.methyl.l-[(4-amino)benzyl>benzimidazol werden in 4,2 g (40 mMol) Benzal- 
dehyd emgeruhrt Die : Mischung wird 2 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt. Anschliefiend werden 10 72g 
(77,6 mMol) Dietnylphosphit zugegeben. und die Mischung wird 45 Minuten auf 100°C erhitzt. Der nach 
Abkuhlung auf Raumtemperatur gebildete Niederschlag wird mit 250 ml Ether verrieben. abgesaugt und an der 
Luf t getrocknet AnschlieBend wird aus 1 50 ml Petrolether/Isopropanol (2:1) umkristallisiert 
Ausbeute: 8.7 g (74% der Theorie). 
Schmelzpunkt: 1 10- 115°C 

b)2-n-Propyl-4-methyl-l-[4-[a-(0-ethyl-phosphono)benzyI-aminobenzyl]benzimidazol-hydrat 

04 g (1 mMol) 2-n-Propyl-4-methyl-K^^^ und 
l Og pulvensiertes Kalmmhydroxyd werden in 20 ml Methanol geldst und 9 Stunden unter RQckfluQ erhitzt 
Nach Abkuh ung auf Raumtemperatur werden 25 ml Eiswasser zugesetzt. Der pH-Wert wird durch Zusatz von 
Eisessig und konz. Ammoniaklosung auf 6,5 eingestellt Nach Zusatz von festem Natriumchlorid wird 6 mal mit 
je 100 ml Essigester extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen werden mit gesattigter Kochsalzlosung 
gewaschen und uber Magnesiumsulfat getrocknet. Nach Verdampfen des Soivens im Vakuum wird der Ruck- 
stand mit Ether verrieben und uber Kali urn hydroxid getrocknet. 
Ausbeute: 0,35 g (73% der Theorie), 
Schmelzpunkt: ab 158°C (Zers.) 
C27H32N3O3PXH2O (495,57) 
Ber.: C 65,44 H 632 N8.48 
Gef.: C 65.66 H6,52 N8.49 

Beispiel 74 

2-n-Butyl-l-[4-[a-(0-ethyl-phosphono)benzylamino]benzyi]-benzimidazol 
a) 2-n-Butyl- 1 -[4-[a-(0,0-diethyl-phosphono)benzylamino>benzyl]benzimidazol 
Hergestellt analog Beispiel 73a aus 2-n-Butyl-l-[(4.amino)benzyl]benzimidazol, Benzaldehyd und Diethyl- 
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phosphit. 

Ausbeute: 5 ! % der Theorie, 
Schmelzpunkt: 149-1 53° C 

b) 2-n-Butyl- 1 -[4-[a-{0-ethyl-phosphono)ben2ylamino]benzyl]benzimiclazoI 

Hergesteilt analog Beispiel 73b aus 2-n-ButyM-[4-a-(O f O*diethyl-phosphono)benzylamino]benzyI]benzimida" 
zol und methanolischer Kalilauge. 
Ausbeute: 67% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 11 8 - 1 23° C (Zers.) 
C 27 H 32 N 3 0 3 P (47735) 
Ber.: C 67,91 H6.76 N8,80 
Gef.: C 67,74 H 7,02 N 8,64 

Beispiel 75 

2-n-Butyl- 1 -[4-[(ct-carboxy)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

a) 2-n-Butyl- 1 -[4-[(<x-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

Hergesteilt analog Beispiel la aus 2-n-Butylbenzimidazol und 4-[(ct-Ethoxycarbonylbenzyloxy)benzyl]bromid. 
Ausbeute: 22,0% der Theorie, 

01. Rf-Wert:0,65(Kieselgel;Laufmittei:Essigester/Ethanol-9 : 1) 

C28H3oN 2 0 3 (442,60) 

Ber.: C 75,99 H6.83 N6,33 

Gef.: C 7557 H 6,79 N 5,99 

b) 2-n-Butyl- 1 -[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

Hergesteilt analog Beispiel lb aus 2-n-Butyl- l-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol und IN 
Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 38,0% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 223-225°C 
C 26 H 26 N 2 0 3 (41431) 
Ber.: C 7534 H 6,32 N 6,76 
Gef.: C 75,03 H634 N6,73 

Beispiel 76 

2-n-Propyl-7-methyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin 

a) 2-n-Propyl-7-methyl-3-[4-{a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyi]imidazc{4,5-b]pyridin 

Hergesteilt analog Beispiel la aus 2-n-PropyI-7-methyl-imidazo[43-b]pyridin und 4-[(a-Ethoxycarbonyl)ben- 
zyloxy]benzylbromid. 
A usbeute : 34,0% der Theorie, 

0i, Rf-Wert:0,40(Kieselgel; Laufmittel: Methy!enchlorid/Ethanol = 25 : 1) 

b) 2-n-Propyl-7-methyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]imidazo[4,5-b]pyridin 

Hergesteilt analog Beispiel lb aus 2-n-Propyl-7-methyl-3-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]imida- 
zo[43-b]pyridin und 1 N Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 66,4% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 108°C 
C25H 25 N 3 0 3 (41530) 
Ber.: C 72,27 H 6,06 N 10,11 
Gef.: C 72,25 H6,03 N 9,87 

Beispiel 77 

5,7-Dimethyl-2-ethyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]imidazo(43-b]pyridin-semihydrat 

Hergesteilt analog Beispiel lb aus 5,7-Dimethyl-2-ethyl-3-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzyloxy]benzyl]imida- 
zol[43-b]pyridin und IN Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 893% der Theorie 
Schmelzpunkt: 251 -253°C, 
C 2 5H 25 N 3 0 3 x 03 H 2 0 (42430) 
Ber.: C 70,73 H6.17 N9.89 
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Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n.Propyl-6-(23-dimethylsuccinimino)-l-[4-[(a-ethoxycarbonyl)benzy- 
loxy]-33-dimethoxybenzyl]-benzimidazol und 2N Natronlaugc in Ethanol. 
Ausbeute: 13,8% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 120-1 31° C 
C34H37N3O7 x 03 H 2 0 (608.69) 
Ber.: C 67,09 H6,29 H6.90 
Gef.: C 67,29 H637 H6.86 



Beispiel 84 

2-n-Butyi-6^ 1 -cyclohexen-1 ,2-dicart^ 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-Butyl>6-(l-cyclohexen-U-dicarbonylimino)'l-[4-f(a-ethoxycarbo- 
nyl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol und 1 N Natronlauge in EthanoL 
Ausbeute: 233% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 247 - 249° C 
C34H33N3O5 x 03 H 2 0 (572,66) 
Ber.: C 71,30 H5,98 N733 
Gef.: C 71,47 H 6,05 N7.15 



Beispiel 85 

2-n-PropyI-4-methyl-l-[4-[(a-carboxy)-2-chlorbenzyloxy]benzyl]-benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-Propyl-4-methyl-l-[4-[(a-ethoxycarbonyl)-2-chlorbenzyloxy1ben- 
zyljbenzimidazol und 2N Natronlauge in EthanoL 
Ausbeute: 40,7% derTheorie. 
Schmelzpunkt: sintern ab 105°C 
C26H2SCIN2O3 (448,97) 
Ber.: C 70,00 H5,62 N6,28 CI 7,91 
Gef.: C 69,94 H5,72 N6.29 CI 7,92 

Beispiel 86 

2-n-Propyl-4^hlor-6-(l-oxo-2-isoindoH 

Hergestellt analog Beispiel lb aus 2-n-PropyM-chlor.6-(l-oxo-2-isoindolin-2-yl)-K4-r(a-ethoxycarbo- 
nyl)benzyIoxy]benzyl]benzimidazol und 2N Natronlauge in Ethanol. 
Ausbeute: 61,0% derTheorie. 
Schmelzpunkt : 252 - 254° C 
C33H28CIN3O4 (566,06) 
Ben: C 70,00 H5.02 N7.42 CI 6,25 
Gef.: C 69,81 H5.22 N 7,87 CI 6.54 



Beispiel 87 

2-n-ButyI-6-( 1 -cyclohexen- 1 ,2-dicarbonylimino)- 1 -[4«[(a-( 1 H-tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl]benzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-Butyl-6-(l -cyclohexen- U-dicarbonyIimino)-l-[4-[(a-(N-triphenyIme- 
thyl)tetrazol-5-yl)benzyloxy]benzyl]benzimidazolimidazol und 85%iger Ameisensaure in Methylenchlorid 
Ausbeute: 43,7% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 149-151°C 
C34H33N7O3 (587,68) 
Ber.: C 69,49 H5,66 N 16,68 
Gef.: C 69,40 H5.83 N 16,31 



Beispiel 88 

2-n-Butyl-5-methyl-6-dimethylaminocarbony^ 

zol[43-b]pyridin 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-Butyl-5-methyl-6-d[methylaminocarbonylamino-3-[4-[(a-(N-triphenyi- 
methyl)tetrazol-5-yI)benzytoxy]benzyl]imidazoI{43-b]pyridin und4N Salzsaure in Ethanol. 
Ausbeute: 75% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 198-200°C 
C29H33N9O2 (539.64) 
Ber.: C 64.54 H6.16 N 2336 
Gef.: C6437 H6.24 N 2337 
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Beispiel 89 

2-n-Butyl-6-(cydohexylaminocarbonyl-N-m^ 

5 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n.Butyl-6-(cyclohexylaminocarbonyl-N-methylamino)-l Wfa-fN-tri- 

phenylmethyl)tetrazoI-5-yI)benzyioxy]benzyl]benzimidazoiund4NSaizsaureinEthanoi 
Ausbeute: 85,7% derTheorie, 

Schmelzpunkt: 195- 197°C 

io C 3 4H4oN 8 0 2 (592,74) 

Ber.: C 68,89 H6.80 N 18,90 

Gef.: C 68,82 H6$t N 18,77 



Beispiel 90 

5,7-Dimethyl-2-ethyl-3-[4^ 

, Wli a K 3,0g it e T el rfc g u, aUS - f 7 - Dimeth y , - 2 - et MO-[4-[(a-(N-triphenylmethy!)tetrazol-5-yl)ben^ 
loxy]-3^-dichlorbenzyl]imidazo[4,5-b]pyndin und 85%iger Ameisensauren in Methylenchlorid. 
20 Ausbeute: 77,2% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 143— 145°C 
C25H23CI2N7O x H 2 0 (526,42) 
Ber.: C 57.04 H4.78 N 18,62 CI 13,47 
Gef.: C 57,51 H4,82 N 19,03 C113.38 



Beispiel 91 



^-Butyl-6-cyclohexylaminocarbonylam 

zol-semihydrat 

Hergestellt analog Beispiel 57 g , aus 2-n-Butyl-6-cyclohexylaminocarbonylam 
thyl)tetrazol^ und 85%ige Ameisensaure in Methylenchlorid 

Ausbeute: 83% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 129-131°C 
35 C33H36CI2N8O2 x 0,5 H 2 0 (655.62) 
Ber.: C 60,36 H 5,68 N 17,07 
Gef.: C 60,40 H 5,78 N 17,19 



Beispiel 92 
2-n-Butyl-6-dimethylaminc^ 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n^ 

trazoi-5-yl).benzyloxy>3-methoxybenzyl]benzimidazol und 4N Salzsaure in Ethanol. 
45 Ausbeute: 75% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 158-162°C 
C30H34N8O3 (554,65) 
Ber.: C 64,97 H6.18 N 20,20 
Gef.: C 64,71 H6.20 N 19,91 



Beispiel 93 

2-n-Propyl-4-methyl-6-(l-me^ 

zyl]-benzimidazol-hydrat 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-Propyl-4-methyl-6-(l-methyl-benzimidazol-2-yl)-H4-rra.(N-triDhe. 
l7nchlor^ Und 85%iger Am ^ensaure in Methy- 

Ausbeute:83% derTheorie, 
60 Schmelzpunkt: 152-154°C 
C36H36N8O3 x H 2 0 (646,75) 
Ber.: C 66,86 H5,97 N 17 f 33 
Gef.: C 67,08 H5 f 99 N 16,97 

« Beispiel 94 

2-n-Propyl-4-methyl-6-(2,3-dimet^^ 

zyljbenzimidazolsemihydrat 
40 
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Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-Propyl-4-methyl-6-(23-dimethylsuccinimino>-l-[4.[a-(N.triphenyime 
thyl)tetrazol-5-yl)benzyioxy]-3,5-dimethoxybenzyl]benzimidazol und 85%iger Ameisensaure in Methylenchlo 
rid 

Ausbeute: 74,6% der Theorie, 
Schmcizpunkt: 192-194°C 
C34H37N7O5 x 0,5 H 2 0 (632,71) 
Ber.: C 64,54 H6.05 N 15,50 
Gef.: C 64.46 H6.10 N 15,25 



Beispiel 95 

2-n-Propyl-4-methyl-6-(l-methyI-benzimidazol-2^ 

zyljbenzimidazol 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-PropyU4-methyI-6-(l-methyl-benzimidazol-2-yl).l-[4-[(a-{N-triphe- 
ny!methyl)-tetrazol-5-yl)benzyloxy>33-dibrombenzyl]benzimidazol und 85%iger Ameisensaure in Methylen- 
chlo rid. 

Ausbeute: 21,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 132-1 34° C 
C34H3oBr 2 N80 (726,47) 
Ber.: C56.21 H4.16 N 15,42 Br21,99 
Gef.: C 56.53 H4.50 N 15,42 Br 22,03 



Beispiel 96 

2-n-Butyl-5-dimethylaminocarbonylamino^^ 

zol 

Hergestellt analog Beispiel 57g aus 2-n-Butyl-5-dimethylaminocarbonyiamino-l-r4^(a^N.triphenylmethyl)te- 
trazol-5-yl)-benzyloxy>3-methoxybenzyl]-benzimidazol und 4N Salzsaure in Ethanol. 
Ausbeute: 88,2% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 181 - 185°C 
C 3 oHj4N 8 03 (554,66) 
Ber.: C 64,96 H6,18 N 20,20 
Gef.: C 65,18 H5,92 N 19,97 

Beispiel 97 

5,7-Dimethyl-2-ethyl-3-[4-[a-(0-ethyl-phosphono)benzyIoxy]-benzimidazo[4,5-b]pyridin 

Natriumsalz-semihydrat 

Hergestellt analog Beispiel 73b aus 5,7-Dimethyl-2-ethyl-3-[4-[a-(0,0-diethylphosphono)benzyloxylben- 
zyi]imidazo[4,5-b]-pyridin und Kaliumhydroxid in Methanol. 
Ausbeute: 52% der Theorie, 
Schmelzpunkt: ab 150°C(Zers.) 
C26H 30 N4NaO 3 P x 0,5 H 2 0 (509,52) 
Ber.: C 61.29 H6,33 N 11.00 
Gef.: C 60,95 H 634 N 10,98 



Beispiel 98 

2-n-Propyl-4-methy!-l-[4-[a-(Q-et 

a)2-n-Propyl-4-methyl-l-[4.[a-(0.0-diethylphosphono)-N-methyl-benzylamino]benzyl]benzimidazol 

1,1 g (2 mMol) 2-n-Propyl-4.methyM{4-[a-(0.0-diethylphosphono)-benzylamino]benzyl]benzimidazol wer- 
den in 1 ml Ameisensaure geldst und mit 2 ml einer 37%igen Formalinlosung versetzt. Die Mischung wird 2 
Stunden bei 100°C geruhrt, abgekuhlt und auf Eis gegossen. Nach Zusatz von konz. Ammoniak wird 2 x mit 
Essigester extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen werden mit gesattigter Kochsalzidsung gewaschen 
und Ober Magnesiumsulfat getrocknet. Die organische Phase wird im Vakuum eingedampft und der erhaltene 
Riickstand uber erne KieselgelsSule (KorngrdBe: 0,063- 0,02 mm, Essigester/Petrolether - 1 : 1 bis 1 : 2) gerei- 
nigt. Die einheitlichen Fraktionen werden vereint und im Vakuum eingeengt. 
Ausbeute : 0,60 g (58% der Theorie), 

Rf- Wert: 0,45 (Kieselgel; Laufmittel: Petrolether/Essigester- 1 : 1) 
b)2-n-Propyl-4-methyl-l-[4-[a-(0-ethyl^ 
Hergestellt analog Beispiel 73b aus 2-n-Propyl-4-methyI-l-[4-[a-(0,0-diethylphosphono)-N-methyUbenzyla- 
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Hers te Hung 

Jn einem Teil des Wassers werden die Puffersubstanzen und das Isotonans gelost. Der Wirkstoff wird 
zugegebenundnachvollstand^erl^sungmitWasseraufdasNennvolumenaufgefunt w «^stoff wird 

Beispiel II 

Ampullen.enthaltend 1 00 mg Wirkstoff pro 5 mi 

Wirkstoff l00mg 
Methylglucamin 35 mg 

Glykofurol 1000mg 

Polyethylenglykol-Polypropylenglykol- 250 mg 

Blockpolymer 

Wasser fur Injektionszwecke, ad 5 m | 



Herstellung 



In einem Teil des Wassers wird Methylglucamin gelost und der Wirkstoff unter Ruhren und Erwarmen in 
Losung gebracht. Nach Zugabe der Losungsmittel wird mit Wasser auf das Nennvofumen ^auriefailt 



Beispiel III 

Tabletten enthaltend 50 mg Wirkstoff 

W*"off 50,0 mg 

Calciumphosphat 700mg 

Milchzucker 4o ; 0mg 

Maisstarke 35>0mg 

Polyvmylpyrrolidon 33 mg 

Magnesiumstearat 1,5 mg 



Herstellung 



200,0 mg 



Der Wirkstoff, CaHP0 4 , Milchzucker und Maisstarke werden mit einer waBrieen PVP 1 1 - u -o- 

Nach Zumischen des Schmiermittels wird das Granulat auf einer Tablettiermaschine verpreBt 

Beispiel IV 
Dragees, enthaltend 50 mg Wirkstoff 



Wirkstoff 50,0 mg 

L y sin 25,0 mg 

Milchzucker 60,0 mg 

Maisstarke Mfl 

Gelatine , 00mg 

Magnesiumstearat i p mg 



Herstellung 



180,0 mg 



Der Wirkstoff w.rd mit den Hilfsstoffen gemischt und mit einer waBrigen Gelatine-Usune befeucht*. M a .h 
S.ebung und Trocknung wird das Granulat mit Magnesiumstearat vermischt und » Kern? vfrS. 

Die so hergestellten Kerne werden nach bekannten Verfahren mit einer Hulle Qberzogen SSLersusoen 
sion oder -losung kann Farbstoff zugegeben werden. ""c^ogen. uer uragiersuspen- 
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Beispiel V 

Dragees, enthaltend 100 mg Wirkstoff 

Wirkstoff 100,0mg 

h ysin 50.0 mg 

Milchzucker 86 t 0mg 

Maisstarke 500mg 

Polyvinylpyrrolidon 2,8 mg 

Mikrokristalline Cellulose 60,0 mg io 

Magnesiumstearat |^ mg 

350,0 mg 

Herstellung 

Beispiel VI 
Kapseln, enthaltend 250 mg Wirkstoff 

Wirkstoff 2500 
Maisstarke 68 ^ mg 
Magnesiumstearat j 5 mg 

320,0 mg 30 

Herstellung 
Beispiel VII 

Orale Suspension, enthaltend 50 mg Wirkstoff pro 5 ml 

40 

Wtooff 50.0 mg 

Hydroxyethylcellulose 50,0 mg 

Sorbinsaure 5 ; o 

Sorbit700/oig 6000mg 45 

G| y cerin 200,0 mg 

l Aroma 15,0 mg 

Wasser.ad 50m , 



15 



20 



25 



Herstellung 



50 
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Beispiel VIII 
Suppositorien, enthaltend 100 mg Wirkstoff 

W j M 100,0mg 
Adepssolidus 1600,0 mg 



1 700,0 mg 
Herstellung 



Das Hartfett wird geschmolzen. Bei 40°C wird die eemahlene Wirksuhstan* in a*, i u 

dispergiert.Eswirdauf38-Cabgek0h.tund in schwach^g^ 
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DE41 42 366A1 
-Claims 

1 . Phenylalkyl derivatives of the general formula 

R. Rk 
R .~ A -<^>~ B-C-tCHJ.-R, (I) 
R ( R t 

in which 

n is the number 0 or 1 , 

A is a straight-chained or ramified alkylene group, 

B is an oxygen atom, a carbonyl, hydroxymethylene, sulfenyl, sulfinyl or sulfonyl group a 
straight-chained or ramified alkylene group, an alkylidene group with 2 to 4 carbon 
atoms, a 1,1-cycloalkylene group or an imino group optionally substituted by an alkyl 
group or by an alkanoyl group with 1 to 4 carbon atoms, 

R a is a chlorine or bromine atom, a hydroxy, alkylsulfonyloxy, phenylsulfonyloxy or 
phenylalkylsulfonyloxy group or a group of the formulas 




in which 

one of the radicals D 1f D 2 or D 3 is a methylene or imino group and the remaining radicals 
of the radicals D, through D 3 are each methine groups, one methine group also 
optionally being replaced by a nitrogen atom and one of the methine groups optionally 
being substituted by the radical R s and optionally another of the methine groups beina 
substituted by the radical R 4 , 

zero, one or two of the radicals D 4 , D 5 , D 6 or D 7 is a nitrogen atom and the remaining 
radicals D 4 . D 5 , D 6 or D 7 are each methine groups, one methine group also optionally 
being replaced by the radical R 4 and another methine group optionally beinq substituted 
by the radical R 5 , * 




E is a carbon-carbon bond, an oxygen or sulfur atom, a hydroxymethylene or carbonyl 
group or an imino group optionally substituted by an alkyl group with 1 to 6 carbon 
atoms, by a cycloalkyl group, by an alkanoyl group with 2 to 5 carbon atoms, or by an 
ally), phenyl or benzyl group, 

X is an oxygen or sulfur atom or an imino group optionally substituted by an alkyl, phenyl 
or phenylalkyl group, 

is a straight-chained or ramified alkyl group with 1 to 9 carbon atoms, a straight- 
chained or ramified alkenyl or alkinyl group with 2 to 6 carbon atoms each, the 
aforementioned saturated and unsaturated alkyl parts each optionally being substituted 
by a cycloalkyl group, by a fluorine, chlorine or bromine atom, by a hydroxy, amino, 
alkylamino, dialkylamino or a,a-difluoroethane group, a perfluoroalkyl group with 1 to 4 
carbon atoms or a cycloalkyl group which may be mono- or di-substituted by a 
trifluoromethyl group or an alkyl group, 

R 2 is a hydrogen, fluorine, chlorine or bromine atom, an alkyl or perfluoroalkyl group with 
1 to 5 carbon atoms each, or a cyano or nitro group. 

R 3 is a hydrogen atom, a cyano group, an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms optionally 
substituted by a hydroxy or alkoxy group, a perfluoroalkyl group with 1 to 6 carbon 
atoms, an alkenyl group with 3 to 6 carbon atoms optionally substituted by fluorine 
atoms, a phenylalkyl or phenylalkenyl group with 2 to 4 carbon atoms in the alkenyl part, 
an alkyl group with 1 to 5 carbon atoms that is terminally substituted by an imidazol-1-yl' 
triazolyl, tetrazolyl, phthalimido, R 6 COO, R 7 S, R 7 SO, R 7 S0 2 , R 7 CO, R 7 NHCOO 
R 7 NHCO, R 7 NHCONR 7 , R 8 CONR 7 or R 8 S0 2 NR 7 group, 

the triazolyl group also optionally being mono- or di-substituted with an acetoxy or alkyl 
group, 

R 6 is an alkyl or perfluoroalkyl group with 1 to 8 carbon atoms each, a cycloalkyl, phenyl, 

benzyl, phenylethyl, adamantyl, naphthyl, napthylmethyl or naphtylethyl group, 

R 7 is a hydrogen atom having the aforementioned meanings for R 6 , 

R 8 has the aforementioned meanings for R 7 and represents a piperazino group 

optionally substituted in the 4 position by an alkyl or phenyl group, a pyrrolidino, 

piperidino, hexamethylenimino, morpholino, R 7 0 or (R 7 ) 2 N group, 

R 4 is a hydrogen, fluorine, chlorine or bromine atom, a trifluoromethyl group, a cycloalkyl 

group, an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms optionally substituted by a cycloalkyl 

group, by a hydroxy, alkoxy, alkylamino, dialkylamino, alkoxycarbonyl, 

alkylaminocarbonyl or dialkylaminocarbonyl group, and 

R 5 is a hydrogen, fluorine, chlorine or bromine atom, 

a straight-chained or ramified alkyl or perfluoroalkyl group with 1 to 6 carbon atoms 
each, an alkenyl or alkinyl group with 2 to 6 carbon atoms each, the aforementioned 
alkyl and alkenyl parts each being optionally mono- or di-substituted by a heteroaryl, 
hydroxy, alkoxy, amino, alkylamino, dialkylamino, alkylcarbonylamino, N-alkyl- 
alkylcarbonylamino, carboxy, alkoxycarbonyl, alkylcarbonyloxy, piperidinocarbonyl, 
morpholinocarbonyl, aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarbonyl, tetrazol- 
5-yl, tetrazol-5-yl-aminocarbonyl, alkylsulfenyl, alkylsulfinyl, alkylsulfonyl, 
aminosulfonyl.alkylaminosulfonyl, dialkylaminosulfonyl, alkylsulfonylaminocarbonyl, 
heteroarylaminosulfonyl or alkylcarbonylaminosulfonyl group, 

an alkoxy group with 1 to 7 carbon atoms substituted in the 2, 3, 4, 5, 6 or 7 position by 
an imidazolyl, tetrazolyl, benzimidazolyl or tetrahydrobenzimidazolyl group, or a 
phenylalkoxy group, 

an alkylsulfonyloxy group with 1 to 4 carbon atoms, a benzene sulfonyloxy or 
phenylalkane sulfonyloxy group, 

an acylamino group optionally substituted at the nitrogen atom by an alkyl group with 1 
to 6 carbon atoms, by a phenyl, cycloalkyl, phenylalkyl, cycloalkylalkyl, bicyclohexyl or 
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biphenyl group, in which acylamino group the acyl radical is an alkanoyl group with 1 to 
7 carbon atoms, an alkoxycarbonyl group with a total of 2 to 4 carbon atoms, an 
alkylsulfonyl group with 1 to 6 carbon atoms, a benzoyl, benzene sulfonyl, phenylalkane 
sulfonyl, naphthalin sulfonyl, cycloalkylcarbonyl, phenylalkanoyl or cycloalkylalkanoyl 
group, the aforementioned phenyl nuclei each optionally being mono- or d-substituted by 
a fluorine, chlorine or bromine atom, or by a methyl or methoxy group, and the 
substituents being the same or different, 

a phthalimino, homophthalimino, 2-carboxyphenylcarbonylamino or 2- 
carboxyphenylmethylamino group, one carbonyl group in a phthalimino group optionally 
being replaced by a methylene, alkyl-methylene or dialkyl-methylene group, and one 
methylene group in a homophthalimino group optionally being substituted by one or two 
alkyl groups, and the aforementioned phenyl nuclei optionally being mono- or di- 
substituted by alkyl or alkoxy groups, the substituents being the same or different and 
optionally being completely or partially hydrated, 

a 5, 6 or 7-member alkylenimino or alkenylenimino group optionally substituted by one or 
two alkyl groups or by a tetramethylene or pentamethylene group, in which 5, 6 or 7- 
member alkenylimino or alkenylimino group, a methylene group may be replaced by a 
carbonyl or sulfonyl group, 

a bicycloalkane-2,3-dicarboxylic acid imino or bicycloalkene-2,3-dicarboxylic acid imino 
group in which the bicycloalkane and bicycloalkene parts may each contain 9 or 10 
carbon atoms and may be substituted by 1, 2 or 3 methyl groups and an endomethyl 
group may be replaced by an oxygen atom, 

a glutaric acid imino group in which the n-propylene group may be perforated and may 
be substituted by one or two alkyl groups or by a tetramethylene or pentamethylene 
group, 

a maleic acid imido group optionally mono- or di-substituted by an alkyl or phenyl group, 
the substituents being the same or different, 

a 5-member heteroaromatic ring bound via a carbon atom or via an imino group, which 
ring contains an imino group, an oxygen or sulfur atom or an imino group and an 
oxygen, sulfur or nitrogen atom, or a 6-member heteroaromatic ring bound via a carbon 
atom containing 1 or 2 nitrogen atoms, an n-propylene, n-butylene or 1,3-butadienyl 
group being each attached both to the 5-member ring and the 6-member ring via two 
adjacent carbon atoms or an n-propylene, n-butylene or 1,3-butadienyl group being each 
attached to both the 5-member ring and the 6-member ring via an imino group and an 
adjacent carbon atom, and in an anelated pyridine ring formed in this manner a methine 
group optionally being replaced by a nitrogen atom and a vinylene group in the 3 and 4 
position to the nitrogen atom of the formed pyridine ring optionally being replaced by a 
sulfur atom, or in an anelated phenyl ring formed in this manner one or two methine 
groups also optionally being replaced by N atoms, the aforementioned condensed 
aromatic or heteraromatic rings in the carbon skeleton optionally being mono-substituted 
by a fluorine, chlorine or bromine atom, by an alkyl, alkoxy, hydroxy, phenyl, nitro, 
amino, alkylamino, dialkylamino, alkanoylamino, cyano, carboxy, alkoxycarbonyl, 
aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarbonyl, trifluoromethyl, alkanoyl, 
aminosulfonyl, alkylaminosulfonyl or dialkylaminosulfonyl group or optionally being di- 
substituted by fluorine or chlorine atoms, by methyl, methoxy or hydroxy groups, and an 
NH group optionally present in an imidazole ring optionally being substituted by an alkyl 
group with 1 to 6 carbon atoms or by a cycloalkyl group. 

a pyrrolidine, piperidine or pyridine ring bound via a carbon atom, a phenyl radical being 
condensed on the pyridine ring via two adjacent carbon atoms and a methylene group 
adjacent to the N atom in a pyrrolidine or piperidine ring optionally being replaced by a 
carbonyl group, 
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an imidazolidindione group optionally substituted by an alkyl, phenylalkyl, 
tetramethylene, pentamethylene or hexamethylene group, 

a pyridazin-3-one or dihydro-pyridazin-3-one group which may be substituted in the 2 
position by an alkyl group optionally substituted by a phenyl group and may also be 
substituted in the carbon skeleton by 1 or 2 alkyl groups, or 
an Rii-NR 10 -CO-NR 9 group in which 

R 9 is a hydrogen atom, an alkyl group with 1 to 8 carbon atoms or a phenylalkyl group, 
Rio is a hydrogen atom, an alkyl group with 1 to 8 carbon atoms, an alkenyl group with 3 
to 5 carbon atoms, a phenylalkyl group or a cycloalkyl group with 5 to 7 carbon atoms, 
Rn is a hydrogen atom or an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms or 
one of the radicals R 9 , R 10 or Rn is also a bicyclohexyl or biphenyl group or 
R 10 and Rn together with the nitrogen atom lying between them are a straight-chained 
alkylenimino group with 4 to 6 carbon atoms or a morpholino group or 
R 9 and Rn together are an alkylene group with 2 to 4 carbon atoms, 
R b is a cyano, carboxy, trifluoromethylcarbonylamino, 
trifluoromethylcarbonylaminomethyl, trifluoromethylsulfonylamino, 
trifluoromethylsulfonylaminomethyl, alkylsulfonylamino,alkylsulfonylaminomethyl, 
arylsulfonylamino, arylsulfonylaminomethyl, arylsulfonylaminocarbonyl, 
benzylsulfonylaminocarbonyl, sulfo, aminosulfonyl, alkylaminosulfonyl,' 
aralkylaminosulfonyl, arylaminosulfonyl, alkylcarbonylaminosulfonyl, 
aralkylcarbonylaminosulfonyl, arylcarbonylaminosulfonyl, sulfomethyl, 
aminosulfonylmethyl, alkylaminosulfonylmethyl, aralkylaminosulfonylaminomethyl, 
arylaminosulfonylmethyl, alkylcarbonylaminosulfonylmethyl, aralkylcarbonylamino' 
sulfonylmethyl, arylcarbonylaminosulfonylmethyl, phosphino, O-alkyl-phosphino, O- 
aralkyl-phosphino, O-aryl-phosphino, phosphono, O-alkyl-phosphono, O- 
aralkylphosphono, O-aryl-phosphono, 0,0-dialkylphosphono, phosphono-methyl-O- 
alkyl-phosphono-methyl, O-aralkyl-phosphono-methyl, O-aryl-phosphono methyl, 0,0- 
dialkylphosphono-methyl, phosphato, O-alkyl-phosphato, O-aralkyl-phosphato, 6-aryl- 
phosphato or 0,0-dialkoxy-phosphoryl group, a 1H-tetrazoyl, 1H-tetrazolylalkyl, 1H- 
tetrazolylaminocarbonyl or triazolyl group optionally substituted by an alkyl, 
trifluoromethyl, phenylalkyl or triphenylmethyl group, an alkylsulfonylaminocarbonyl or 
perfluoroalkylsulfonylaminocarbonyl group with 1 to 6 carbon atoms each in the alkyl 
part, an alkoxycarbonyl group with a total of 2 to 7 carbon atoms, an aralkoxycarbonyl 
group, a pivaloylmethoxycarbonyl, phthalidylmethoxycarbonyl or (1,3-dioxa-2-oxo-4- 
methyl-cyclopenten-5-yl)-methoxycarbonyl group, 

R c is a hydrogen atom, an alkyl, aralkyl, aryl, carboxy or alkoxycarbonyl group, 
R d is a straight-chained or ramified aryl chain with 1 to 10 carbon atoms, a straight- 
chained or ramified alkenyl or alkinyl group with 2 to 10 carbon atoms each, a cycloalkyl 
or cycloalkylalkyl group, a phenyl group optionally mono- or di-substituted by fluorine, 
chlorine or bromine atoms or by methyl or methoxy groups, or a biphenyl, naphthyl or 
heteroaryl group, 

R e and R f are hydrogen atoms and, if 

R 5 is a phthalimino, homophthalimino, 2-carboxyphenylcarbonylamino or 2- 
carboxyphenylmethylamino group, one carbonyl group in a phthalimino group optionally 
being replaced by a methylene, alkyl-methylene or dialkyl-methylene group and one 
methylene group in a homophthalimino group optionally being substituted by one or two 
alkyl groups, and the aforementioned phenyl nuclei optionally being mono- or di- 
substituted by alkyl or alkoxy groups, the substituents being the same or different and 
optionally also being completely or partially hydrated, 

a 5, 6 or 7-member alkylenimino or alkenylenimino group that may be substituted by one 
or two alkyl groups or by a tetramethylene or pentamethylene group, in which 5, 6 or 7- 



4 




member alkylenimino or alkenyleneimino group one methylene group may be replaced 
by a carbonyl or sulfonyl group, 

a bicycloalkane-2,3-dicarboxylic acid imino or bicycloalkene-2 f 3-dicarboxylic acid imino 
group in which the bicycloalkane and bicycloalkene parts may each contain 9 or 10 
carbon atoms and may be substituted by 1 , 2 or 3 methyl groups and one 
endomethylene group may be replaced by an oxygen atom, 

a glutaric acid imino group in which the n-propylene group may be perfluorated and may 
be substituted by one or two alkyl groups or by a tetramethylene or pentamethylene 
group, 

a maleic acid imido group optionally mono- or di-substituted by an alkyl or phenyl group, 
the substituents being the same or different, 

a 5-member heteroaromatic ring bound via a carbon atom or via an imino group, which 
ring contains an imino group, an oxygen or sulfur atom or an imino group and an 
oxygen, sulfur or nitrogen atom, or a 6-member heteroaromatic ring bound via a carbon 
atom containing 1 or 2 nitrogen atoms, an n-propylene, n-butylene or 1 ,3-butadienyl 
group being each attached both to the 5-member ring and the 6-member ring via two 
adjacent carbon atoms or an n-propylene, n-butylene or 1,3-butadienyl group being each 
attached to both the 5-member ring and the 6-member ring via an imino group and an 
adjacent carbon atom, and in an anelated pyridine ring formed in this manner a methine 
group optionally being replaced by a nitrogen atom and a vinylene group in the 3 and 4 
position to the nitrogen atom of the formed pyridine ring optionally being replaced by a 
sulfur atom, or in an anelated phenyl ring formed in this manner one or two methine 
groups also optionally being replaced by N atoms, the aforementioned condensed 
aromatic or heteraromatic rings in the carbon skeleton optionally being mono-substituted 
by a fluorine, chlorine or bromine atom, by an alkyl, alkoxy, hydroxy, phenyl, nitro, 
amino, alkylamino, dialkylamino, alkanoylamino, cyano, carboxy, alkoxycarbonyl, 
aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarbonyl, trifluoromethyl, alkanoyl, 
aminosulfonyl, alkylaminosulfonyl or dialkylaminosuifonyl group or optionally being di- 
substituted by fluorine or chlorine atoms, by methyl, methoxy or hydroxy groups, and an 
NH group optionally present in an imidazole ring optionally being substituted by an alkyl 
group with 1 to 6 carbon atoms or by a cycloalkyl group, or 
a pyrrolidine, piperidine or pyridine ring bound via a carbon atom, a phenyl radical 
optionally being condensed on the pyridine ring via two adjacent carbon atoms and a 
methylene group adjacent to the N atom in a pyrrolidine or piperidine ring optionally 
being replaced by a carbonyl group, 

an imidazolidindione group optionally substituted by an alkyl, phenylalkyl, 
tetramethylene, pentamethylene or hexamethylene group, 

a pyridazin-3-one or dihydro-pyridazin-3-one group which may be substituted in the 2 

position by an alkyl group optionally substituted by a phenyl group and may also be 

substituted in the carbon skeleton by 1 or 2 alkyl groups, or 

an Rn-NRio-CO-NRg group in which R 9 , R i0 and R n are as defined above, 

also mean fluorine, chlorine or bromine atoms, or alkyl or alkoxy groups, 

their isomeric mixtures, their tautomers, their enantiomers and their salts with inorganic 

or organic acids or bases, 

with, unless stated otherwise, the aforementioned alkyl, alkylene or alkoxy parts each 
optionally containing 1 to 4 carbon atoms and the cycloalkyl parts each containing 3 to 7 
carbon atoms, as well as 

"an aryl group" being understood to mean a phenyl group optionally mono- or di- 
substituted by a fluorine, chlorine or bromine atom, by a hydroxy, alkyl, alkoxy, 
phenylalkoxy, phenyl, nitro, amino, alkylamino, dialkylamino, alkanoylamino, cyano, 
carboxy, alkoxycarbonyl, aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarbonyl, 
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trifluoromethyl, alkanoyi, aminosulfonyl, alkylaminosulfonyl or dialkylaminosulfonyl 
group, the alkyl part optionally containing 1 to 4 carbon atoms in each case, or a 
naphthyl group and 

"a heteroaryl group" being understood to mean a 5-member heteroaromatic ring 
containing an imino group, an oxygen or sulfur atom or an imino group and an oxygen, 
sulfur or nitrogen atom or an imino group and 2 or 3 nitrogen atoms, and a 6-member ' 
heteroaromatic ring containing 1, 2 or 3 nitrogen atoms, the aforementioned rings 
optionally also being mono- or di-substituted by a fluorine, chlorine or bromine atom, by 
an alkyl, alkoxy, hydroxy, phenyl, nitro, amino, alkylamino, dialkylamino, alkanoylamino, 
cyano, carboxy, alkoxycarbonyl, aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, 
dialkylaminocarbonyl, trifluoromethyl, alkanoyi, aminosulfonyl, alkylaminosulfonyl or 
dialkylaminosulfonyl group. 

2. Phenyl derivatives of general formula I according to Claim 1, in which R a through R f , 
A , B and n are defined with the proviso as indicated in Claim 1 that 

D 4 through D 7 represent methine groups with the additional provisos (a) through 0) or 
D 7 represents a nitrogen atom and the radicals D 4l D 5 and D 6 represent methine groups 
with the additional provisos (a) through (g) and (k) through (m) or (a) through (g) and (n) 
through (p), or 

one of the radicals D 4 , D 5 or D 6 is a nitrogen atom and the remaining radicals of radicals 
D 4 through D 6 as well as D 7 represent methine groups or 

two of the radicals D 4 through D 7 are nitrogen atoms and the remaining radicals of 
radicals D 4 through D 7 represent methine groups, 
with the additional provisos that either 

(a) n is the number 1 or 

(b) E has the meanings given above for E except for the carbon-carbon bond or 

(c) A has the meanings initially given for A except for the methylene group or 

(d) B has the meanings given above for B except for the oxygen atom or 

(e) R b has the meanings given above for R b except for the carboxyl group or 
(0 R c has the meanings given above for R c except for the hydrogen atom or 

(g) Rd has the meanings given above for R d except for the phenyl group or 

(h) Ri has the meanings given above for R, except for the n-butyl group or 

(i) R 4 has the meanings given above for R 4 except for the methyl group in position 7 or 
(j) R5 has the meanings given above for R 5 except for the hydrogen atom, or that 

(k) Ri has the meanings given above for R^ except for the ethyl group or' 
(I) R 4 has the meanings given above for R 4 except for the methyl group in position 7 
(m) R 5 has the meanings given above for R 5 except for the methyl group in position 5 
(n) R 1 has the meanings given above for R : except for the n-propyl group or 
(0) R 4 has the meanings given above for R 4 except for the hydrogen atom or 
(p) R 5 has the meanings given above for R 5 except for the hydrogen atom and 
the remaining radicals have the meanings given above, 

one methine group indicated in the above definitions of radicals D 4 through D 7 optionally 
being substituted by the radical R 4 and another methine group indicated in the above 
definitions of radicals D 4 through D 7 optionally being substituted by the radical R 5l 
their isomeric mixtures, their tautomers, their enantiomers and their salts with inorganic 
or organic acids or bases. 

3. Phenylalkyl derivatives of general formula I according to Claim 1 except for 

(i) 2-n-butyM -[4-[(a-carboxy)benzyloxy]ben2yl]benzimidazole, 

(ii) 2-n-propyl-7-methyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]-imidazo[4,5-b]pyridine 
and 
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R 4 is a hydrogen, fluorine, chlorine or bromine atom, a trifluoromethyl group, a cycloalkyl 
group, an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms optionally substituted by a hydroxy, 
alkoxy or alkoxycarbonyl group, and 
R 5 is a hydrogen, fluorine, chlorine or bromine atom, 

a straight-chained or ramified alkyl or perfluoroalkyl group with 1 to 6 carbon atoms 
each, a straight-chained or ramified alkenyl or alkinyl group with 2 to 6 carbon atoms 
each, the aforementioned alkyl and alkenyl parts being optionally mono- ordi-substituted 
in each case by a heteroaryl, hydroxy, alkoxy, amino, alkylamino, dialkylamino, 
alkylcarbonylamino, N-alkyl-alkylcarbonylamino, carboxy, alkoxycarbonyl, 
alkylcarbonlyoxy, aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarboriyl ortetrazol-5- 
yl group, 

an alkoxy group with 1 to 5 carbon atoms, 

an alkylsulfonyloxy group with 1 to 4 carbon atoms, a benzene sulfonyloxy or 
phenylalkane sulfonyloxy group, 

an acylamino group optionally substituted at the nitrogen atom by an alkyl group with 1 
to 6 carbon atoms or by a phenyl, cycloalkyl, phenylalkyl or cycloalkyl group, in which 
acylamino group the acyl radical is an alkanoyl group with 1 to 5 carbon atoms, an 
alkoxycarbonyl group with a total of 2 to 4 carbon atoms, an alkylsulfonyl group with 1 to 
6 carbon atoms, a benzoyl, benzene sulfonyl, cycloalkylcarbonyl, phenylalkanoyl or 
cycloalkylalkanoyl group, the aforementioned phenyl nuclei each optionally being mono- 
or di-substituted by a fluorine, chlorine or bromine atom or by a methyl or methyloxy 
group, the substituents being the same or different, a phthalimino or homophthalimino 
group, one carbonyl group in a phthalimino group optionally being replaced by a 
methylene, alkyl-methylene or dialkyl-methylene group and one methylene group in a 
homophthalimino group optionally being substituted by one or two alkyl groups, and the 
aforementioned phenyl nuclei also optionally being mono- or di-substituted by alkyl or 
alkoxy groups, the substituents being the same or different, and optionally also being 
completely or partially hydrated, 

a 5, 6 or 7-member alkylenimino group optionally substituted by one or two alkyl groups 
or by a tetramethylene or pentamethylene group, in which alkylenimino group one 
methylene group may be replaced by a carbonyl or sulfonyl group, 
a 5-member heteroaromatic ring bound via a carbon atom or via an imino group, which 
ring contains an imino group, an oxygen or sulfur atom or an imino group and an 
oxygen, sulfur or nitrogen atom, or a 6-member heteroaromatic ring bound via a carbon 
atom containing 1 or 2 nitrogen atoms, an n-propylene, n-butylene or 1,3-butadienyl 
group being each attached both to the 5-member ring and the 6-member ring via two 
adjacent carbon atoms or an n-propylene, n-butylene or 1,3-butadienyl group being each 
attached to both the 5-member ring and the 6-member ring via an imino group and an 
adjacent carbon atom, and in an anelated pyridine ring formed in this manner a methine 
group optionally being replaced by a nitrogen atom and a vinylene group in the 3 and 4 
position to the nitrogen atom of the formed pyridine ring optionally being replaced by a 
sulfur atom, or in an anelated phenyl ring formed in this manner one or two methine 
groups also optionally being replaced by N atoms, the aforementioned condensed 
aromatic or heteraromatic rings in the carbon skeleton optionally being mono-substituted 
by a fluorine, chlorine or bromine atom, by an alkyl, alkoxy, hydroxy, phenyl, nitro, 
amino, alkylamino, dialkylamino, alkanoylamino, cyano, carboxy, alkoxycarbonyl, 
aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarbonyl, trifluoromethyl, alkanoyl, 
aminosulfonyl, alkylaminosulfonyl or dialkylaminosulfonyl group or optionally being di- 
substituted by fluorine or chlorine atoms, by methyl, methoxy or hydroxy groups, and an 
NH group optionally present in an imidazole ring optionally being substituted by an alkyl 
group with 1 to 6 carbon atoms or 
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an Rn - NR 10 -CO - NR 9 group in which 

R 9 is a hydrogen atom, an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms or a phenylalkyl group, 

R 10 is a hydrogen atom, an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms, a phenylalkyl group or 

a cycloalkyl group with 5 to 7 carbon atoms, 

Rn is a hydrogen atom or an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms or 

R 10 and R„ together with the nitrogen atom lying between them are a straight-chained 

alkylenimino group with 4 to 6 carbon atoms or a morpholino group or 

R 9 and R t1 together are an alkylene group with 2 to 4 carbon atoms, 

R b is a cyano, carboxy, aryksulfonylaminocarbonyl, benzylsulfonylaminocarbonyl, sulfo, 

alkylcarbonylaminosulfonyl, aralkylcarbonylaminosulfonyl, arylcarbonylaminosulfonyl, 

alkylcarbonylaminosulfonylmethyl, aralkylcarbonylaminosulfonylmethyl, 

arylcarbonylaminosulfonylmethyl, phosphino, O-alkyl-phosphino, phosphono, O-alkyl- 

phosphono-O.O-dialkylphosphono, phosphono-methyl, O-alkyl-phopshonomethyl, 0,0- 

dioalkylphosphono-methyl, phosphato or O-alkyl-phosphato group, a 1 H-tetrazoyl or 1 H- 

tetrazolylalkyl group optionally substituted by a phenylalkyl or triphenylmethyl group, an 

alkylsulfonylaminocarbonyl or perfluoroalkylsulfonylaminocarbonyl group with 1 to 6 

carbon atoms each in the alkyl part, an alkoxycarbonyl group with a total of 2 to 7 carbon 

atoms or an aralkoxycarbonyl group, 

R c is a hydrogen atom, a methyl, phenyl, benzyl, carboxy or alkoxycarbonyl group and 
R d is a straight-chained or ramified alkyl chain with 1 to 6 carbon atoms, a straight- 
chained or ramified alkenyl or alkinyl group with 2 to 6 carbon atoms each, a cycloalkyl 
or cycloalkylalkyl group, a phenyl group optionally mono- or di-substituted by fluorine, 
chlorine or bromine atoms or by methyl or methoxy groups, or a biphenyl, naphthyl or 
heteroaryl group, 

R e and R f are hydrogen atoms and, if 

R 5 is a phthalimino or homophthalimino group, one carbonyl group in a phthalimino 
group optionally being replaced by a methylene, alkyl-methylene or dialkyl-methylene 
group and one methylene group in a homophthalimino group optionally being substituted 
by one or two alkyl groups, and the aforementioned phenyl nuclei optionally being mono- 
or di-substituted by alkyl or alkoxy groups, the substituents being the same or different 
and optionally also being completely or partially hydrated, 

a 5, 6 or 7-member alkylenimino group that may be substituted by a tetramethylene or 
pentamethylene group, in which 5, 6 or 7-member alkylenimino group one methylene 
group may be replaced by a carbonyl or sulfonyl group, 

a 5-member heteroaromatic ring bound via a carbon atom or via an imino group, which 
ring contains an imino group, an oxygen or sulfur atom or an imino group and an 
oxygen, sulfur or nitrogen atom, or a 6-member heteroaromatic ring bound via a carbon 
atom containing 1 or 2 nitrogen atoms, an n-propylene, n-butylene or 1,3-butadienyl 
group being each attached both to the 5-member ring and the 6-member ring via two 
adjacent carbon atoms or an n-propylene, n-butylene or 1,3-butadienyl group being each 
attached to both the 5-member ring and the 6-member ring via an imino group and an 
adjacent carbon atom, and in an anelated pyridine ring formed in this manner a methine 
group optionally being replaced by a nitrogen atom and a vinylene group in the 3 and 4 
position to the nitrogen atom of the formed pyridine ring optionally being replaced by a 
sulfur atom, or in an anelated phenyl ring formed in this manner one or two methine 
groups also optionally being replaced by N atoms, the aforementioned condensed 
aromatic or heteraromatic rings in the carbon skeleton optionally being mono-substituted 
by a fluorine, chlorine or bromine atom, by an alkyl, alkoxy, hydroxy, phenyl, nitro, 
amino, alkylamino, dialkylamino, alkanoylamino, cyano, carboxy, alkoxycarbonyl, ' 
aminocarbonyl, alkylaminocarbonyl, dialkylaminocarbonyl, trifluoromethyl, alkanoyl, 
aminosulfonyl, alkylaminosulfonyl or dialkylaminosulfonyl group or optionally being di- 
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substituted by fluorine or chlorine atoms, by methyl, methoxy or hydroxy groups, and an 
NH group optionally present in an imidazole ring optionally being substituted by an alkyl 
group with 1 to 6 carbon atoms or 

an Rn-NRio-CO-NRg group in which R 9 through Rn are as defined above, 

also mean chlorine or bromine atoms, or methyl or methoxy groups, 

their isomeric mixtures, their tautomers, their enantiomers and their salts with inorganic 

or organic acids or bases, 

with, unless stated otherwise, the aforementioned alkyl, alkylene or alkoxy parts each 
optionally containing 1 to 4 carbon atoms and the cycloalkyl parts each containing 3 to 7 
carbon atoms, as well as 

"an aryl group" being understood to mean a phenyl group optionally mono- or di- 
substituted by a fluorine, chlorine or bromine atom, by a hydroxy, alkyl, alkoxy, 
phenylalkoxy, phenyl or nitro group, the alkyl part optionally containing 1 to 4 carbon 
atoms in each case, or a naphthyl group and 

"a heteroaryl group" being understood to mean a 5-member heteroaromatic ring 
containing an imino group, an oxygen or sulfur atom or an imino group and an oxygen, 
sulfur or nitrogen atom or an imino group and 2 or 3 nitrogen atoms, and a 6-member 
heteroaromatic ring containing 1 , 2 or 3 nitrogen atoms, the aforementioned rings 
optionally also being mono- or di-substituted by a fluorine, chlorine or bromine atom, by 
an alkyl, alkoxy, hydroxy, phenyl or nitro group. 

4. Phenylalkyl derivatives of general formula I according to Claim 1 except for 

(i) 2-n-butyl-1-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]benzimidazole, 

(ii) 2-n-propyl-7-methyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]-imidazo[4,5-b]pyridine 
and 

(iii) 5,7-dimethyl-2-ethyl-3-[4-[(a-carboxy)benzyloxy]benzyl]-imidazo[4,5-b] 
pyridine, in which 

n is the number 0, 

A is a methylene, ethylene or ethylidene group, 

B is an oxygen atom or a methylene, imino, methylimino or acetylimino group, 
R a is a group of the formula 



or 
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in which 

zero, one or two of the radicals D 4 , D 5 , D 6 or D 7 is a nitrogen atom and the remaining 
radicals D 4 , D 5 , D 6 or D 7 are each methine groups, one methine group also optionally 
being substituted by the radical R 4 and another methine group optionally being 
substituted by the radical R 5| 
E is a carbon-carbon bond, 

R t is a straight-chained or ramified alkyl group with 1 to 6 carbon atoms, 

R 2 is a hydrogen, fluorine, chlorine or bromine atom, 

R 3 is a hydroxyalkyl group with 1 or 2 carbon atoms, 

R 4 is a hydrogen atom or an alkyl group with 1 to 3 carbon atoms and 

R 5 is a hydrogen, fluorine, chlorine or bromine atom, 

a straight-chained or ramified alkyl group with 1 to 3 carbon atoms, 

an amino or nitro group, 

an acylamino group optionally substituted at the nitrogen atom by an alkyl group with 1 
to 5 carbon atoms, in which acylamino group the acyl radical is an alkanoyl group with 1 
to 5 carbon atoms or a benzene sulfonyl group, the aforementioned phenyl nuclei being 
optionally mono- or di-substituted by a methyl or methoxy group and the substituents 
being the same or different, 

a 5, 6 or 7-member alkylenimino group optionally substituted by one or two methyl 
groups, in which alkylenimino group one methylene group may be replaced by a 
carbonyl or sulfonyl group, or a phthalimino, homophthalimino or isoindolin-1-on-yl 
group, 

a benzimidazol-2-yl group optionally substituted in the 1 position by an alkyl group with 1 

to 3 carbon atoms or 

an Rn - NR 10 -CO - NR 9 group in which 

R 9 is a hydrogen atom, an alkyl group with 1 to 5 carbon atoms or a phenylalkyl group 
with 1 to 3 carbon atoms in the alkyl part, 

R 10 is a hydrogen atom, an alkyl group with 1 to 5 carbon atoms or a cyclohexyl group, 

Rn is a hydrogen atom, a benzyl group or an alkyl group with 1 to 5 carbon atoms or 

R 9 and Rn together are an alkylene group with 2 or 3 carbon atoms, 

R b is a carboxy, 1H-tetrazoyl or O-alkyl-phosphono or alkylsulfonylaminocarbonyl group 

with 1 to 3 carbon atoms each in the alkyl part, 

R c is a hydrogen atom or a phenyl group, 

R d is a straight-chained or ramified alkyl chain with 1 to 4 carbon atoms, a cyclohexyl, 
cyclohexylmethyl, phenyl, biphenyl, methoxyphenyl, chlorophenyl, pyridyl or naphthyl 
group, 

R e and R f are hydrogen atoms and, if 

R 5 is a benzimidazol-2-yl group optionally substituted in the 1 position by an alkyl group 
with 1 to 3 carbon atoms, 

a 5, 6 or 7-member alkylenimino group optionally substituted by one or two methyl 
groups, in which alkylenimino group one methylene group may be replaced by a 
carbonyl or sulfonyl group, or 

an Rn -IMR 10 -CO -NR 9 group in which R 9 through Rn are as defined above, 

also mean methoxy groups, or chlorine or bromine atoms, their isomeric mixtures, their 

tautomers, their enantiomers and their salts with inorganic or organic acids or bases. 

5. The following compounds of general formula I according to Claim 1: 

(a) 2-n-propyl-4-methyl-1-[4-{(a-carboxy)benzyloxy}benzyl]-benzimidazole, 

(b) 2-n-butyl-1-[4-{(a-carboxy)benzyloxy}benzyl]-6-dimethylaminocarbonylamino- 
benzimidazole, 
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R.— A 




in which 

R a , R e , Rf and A are as defined in Claims 1 through 5, 

B* is a straight-chained or ramified alkylene group with 1 to 4 carbon atoms and 

Z 2 is a nucleophilic exit group 

is reacted with a compound of the general formula 



in which 

R b( R d and n are as defined in Claims 1 through 5, and 

R c - is an alkoxycarbonyl group, and a compound obtained in this manner is 

hydrolyzed or hydrolyzed and decarboxylated if necessary, or 

c) to produce compounds of general formula I in which B is an oxygen or sulfur 
atom or an imino group optionally substituted by an alkyl group, a compound of 
the general formula 



in which 

R a , R c and R f are as defined in Claims 1 through 5 t and 

B" is an oxygen or sulfur atom or a imino group optionally substituted by an alkyl 

group, is reacted with a compound of the general formula 



in which 

R b through R d and n are as defined in Claims 1 through 5, and 

Z 3 is a nucleophilic exit group, and a compound obtained in this manner is 

hydrolyzed if necessary, or 

d) to produce a compound of general formula I in which R b is a carboxy group, a 
compound of the general formula 



CH— (CHt). — R, (V) 




Zj~C — (CHi)„ — R 4 (VD) 



R *— A-^^— B— C— (CH,).~R, (VHI) 

in which 

R a , R e through Rf, A, B and n are as defined in Claims 1 through 5, and 
R b - is a group convertible into a carboxy group by means of hydrolysis, 
thermolysis or hydrogenolysis, is converted into a corresponding carboxy 
compound, or 

e) to produce a compound of general formula I, in which R b is a 1 H-tetrazolyl 
group, a protective radical is split off from a compound of the general formula 



l„— A ~^j^— j— (CHJ.— R« (IX) 



Rr R< 



in which 

R a , R e through R f , A, B and n are as defined in Claims 1 through 5, and 

R b » is a 1H-tetrazolyl group protected in the 1 or 2 position by a protective radical, 

or 

f) to produce a compound of general formula I in which R b is a 1 H-tetrazolyl 
group, a compound of the general formula 

R, CN 
R.-A-^^B^C-tCH^-R, (X) 
Rr R, 



in which R a , R e through R f , A, B and n are as defined in Claims 1 through 5, is 
reacted with hydrazoic acid or its salts, or 

g) to produce compounds of general formula I in which R a is a group of the 
formula 
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a compound of the general formula 




in which D, through D 7 are as defined in Claims 1 through 5, one of the radicals 
X^ and Y t represents a group of the general formula 



R« R* 

— NH — A -^^^B— C — (C — R, 



Rr R« 

and the other of the radicals X! or Y^ represents a group of the general formula 



2* Z, 

\ / 
«_ nh — C — £ — Ri 



in which 

R 1f A, B, E, n and R b through R f are as defined in Claims 1 through 5, 
Z 4 and Z 5l which may be the same or different, mean optionally substituted 
amino groups or hydroxy or mercapto groups optionally substituted by lower alkyl 
groups, or Z, and Z 5 together mean an oxygen or sulfur atom, an imino group 
optionally substituted by an alkyl group with 1 to 3 carbon atoms, an alkyelne 
dioxy or alkylene dithio group with 2 or 3 carbon atoms each, is cyclized, or 

h) to produce compounds of general formula I in which R 5 is an R 1t - NR 10 - CO - 
NR g group, a compound of the general formula 



R, R> 
l#i ~" A """""Cj^ - B ~" C \ — (C Hl) *^ R - (XD) 

Rf Rc 



in which 

R b through R f , A, B and n are as defined in Claims 1 through 5, and 
R a - is one of the radicals cited in Claims 1 through 5 for R a in which R 5 is an 
amino group, an alkylamino group with 1 to 8 carbon atoms or a 
phenylalkylamino group with 1 to 4 carbon atoms in the alkyl part, is reacted with 
a compound of the formula 
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\ 



n — co — z« (xm) 



/ 



R 



II 



in which 

R10 is a hydrogen atom, an alkyl group with 1 to 8 carbon atoms, an alkenyl 
group with 3 to 5 carbon atoms, a phenylalkyl group or a cycloalkyl group with 5 
to 7 carbon atoms, 

Rn is a hydrogen atom or an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms or 
one of the radicals R 10 or Rn is also a bicyclohexyl or bicyclophenylyl group or 
Rio and Rn together with the nitrogen atom lying between them are a straight- 
chained alkylenimino group with 4 to 6 carbon atoms or a morpholino group, and 
Z 6 is a nucleophilic exit group or, if one of the radicals R 10 or Rn is a hydrogen 
atom, 

Ze together with R 10 or Rn are a nitrogen-carbon bond, or 

i) to produce compounds of general formula I in which R 5 is an acylamino group 
optionally substituted at the nitrogen atom by an alkyl group with 1 to 6 carbon 
atoms, by a phenyl, cycloalkyl, phenylalkyl, cycloalkylalkyl, bicyclohexyl or 
biphenyl group, in which alkyl group the acyl radical is an alkanoyl group with 1 to 
7 carbon atoms, an alkoxycarbonyl group with a total of 2 to 4 carbon atoms, an 
alkylsulfonyl group with 1 to 6 carbon atoms, a benzoyl, benzene sulfonyl, 
phenylalkane sulfonyl, naphthaline sulfonyl, cycloalkylcarbonyl, phenylalkanoyl or 
cycloalkylalkanoyl group, the aforementioned phenyl nuclei each being optionally 
mono- or di-substituted by a fluorine, chlorine or bromine atom or by a methyl or 
methoxy group, and the substitljents being the same of different, a compound of 
the formula 



in which 

R b through R f , A, B and n are as defined in Claims 1 through 5, and 

R a - is one of the radicals cited for R a in Claims 1 through 5, 

in which R 5 is an amino group optionally substituted by an alkyl group with 1 to 6 

carbon atoms or by a phenyl, cycloalkyl, phenylalkyl, cycloalkylalkyl, bicyclohexyl 

or biphenyl group, is reacted with a compound of the formula 

HO - U -R12 (XV) 

in which 

U is a carbonyl or sulfonyl group, and 

R 12 is an alkyl group with 1 to 6 carbon atoms, an alkoxy group with 1 to 3 carbon 
atoms, a phenyl, phenylalkyl, naphthyl or cycloalkyl group or, if U is a carbonyl 




(XIV) 



16 



group, a hydrogen atom, the aforementioned phenyl nuclei optionally each being 
mono- or di-substituted by a fluorine, chlorine or bromine atom or by a methyl or 
methoxy group, the substituents .being the same or different, or with their reactive 
denvatives, or 

j) to produce compounds of general formula I in which R b is a phosphono or O- 
alkyl-phosphono group, a compound of the general formula 




I 

B-C— (CH,).-R. (XVI) 

R< 



in which 

A, B, R a , R c through R f and n are as defined in Claims 1 through 5, and 
R b » is an O-alkyl or O.O-dialkyl-phosphono group in which the alkyl part may 
contain 1 to 5 carbon atoms in each case, is hydrolyzed and 
if desired, a compound of general formula I obtained in this manner in which R 2 or R 5 is 
a nitro group is then converted by means of reduction into a corresponding compound of 
general formula I in which R 2 or R 5 is an amino group, or 

a compound of general formula I obtained in this manner in which B is an imino group is 
converted by means of alkanoylation into a corresponding compound of general formula 
I in which B is an imino group substituted by an alkanoyl group with 1 to 4 carbon atoms 
or ' 

a compound of general formula I obtained in this manner in which B is an imino group 
can be converted by means of alkylation into a corresponding of general formula I in 
which B is an imino group substituted by an alkyl group with 1 to 3 carbon atoms or 
if necessary, a protective radical used during the reactions for the protection of reactive 
groups is split off and/or 

if desired, an isomer mixture of a compound of general formula I obtained in this manner 
is fractionated by means of isomeric separation into its isomers of the enantiomers or 
a compound of general formula I obtained in this manner is converted into its salt and 
especially for pharmaceutical application, into its physiologically compatible salt with an 
inorganic or organic acid or base. 
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